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(57) Abstract: The invention relates to novel benzyl amidoxime derivatives, to a method and intermediate products for their pro- 
- duction and use as fungicides. According to the invention, benzyl amidoxime derivatives are compounds of formula G) wherein: 
555 A represents an aryl or hetaryl radical; Y represents a straight-chained or branched Ci-C 4 alkylene group, whereby a carbon atom 
= can be substituted by an oxygen, nitrogen or sulphur atom or by a cyclopropyl group; R,, 1 represents one to five similar or different 
radicals from the group consisting of hydrogen, halogen, Q-Q alkyl, Q-Q alkoxy, Q-C 4 halogen alkyl, C,-C 4 halogen alkoxy, 
Ci-C 4 alkylthio, C,-C 4 alkoxyalkoxy; R 2 represents optionally substituted phenyl Ci-Q alkyl, thienyl Q-Q4 ?alkyl, or pyrazolyl 
C1-C4 alkyl, Rp 3 represents one to five similar or different radicals from the group consisting of hydrogen, halogen, Q-Q alkyl, 
^jj Q-Q alkoxy, Q-C 4 halogen alkyl, Q-Q halogen alkoxy, Ci-C 4 alkylthio, Ci-C 4 alkoxyalkoxy, Q-Q alkyl carbonyl; n represents 
0-5; and p represents 0-4, according to the number of free valences. 

qq (57) Zusammenfassung: Die vorliegende Erfindung betrifft neue Benzylarrudoxim-Derivate, Verfahren und Zwischenprodukte zu 
deren Herstellung und deren Verwendung als Fungizide. Benzylamidoxim-Derivate im Sinne der vorliegenden Erfindung sind Ver- 
ITh bindungen der Formel (I), wobei die Reste folgende Bedeutung haben: A in Aryl oder Hetarylrest; Y eine geradkettige oder ver- 
^ zweigte C,-C 4 -Alkylengruppe, wobei ein Kohlenstoffatom durch ein Sauerstoff-, Stickstoff- oder Schwefelatom oder durch eine 
Cyclopropylgruppe ersetzt sein kann; Ro 1 ein bis funf gleiche oder verschiedene Reste aus der Gruppe: Wasserstoff, Halogen, 
O Ci-Q-Alkyl, Ci-Q-Alkoxy, Cj-Q-Halogenalkyl, C r C 4 -Halogenalkoxy, Q-Q-Alkylthio, d-C 4 -AIkoxyalkoxy; R 2 ggf. substitu- 
Q iertes Phenyl-Cj-Q-alkyl, Tnienyl-Ci-C 4 -Alkyl, oder Pyrazolyl-C r C 4 -Alkyl, Rp 3 ein bis funf gleiche oder verschiedene Reste aus 
^ der Gruppe: Wasserstoff, Halogen, Q-Qr Alkyl, 

*^ [Fortsetzung auf der ndchsten Seite ] 
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nach Anzahl der freien Valenzen 0-4. 
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Neue Ben zylamidoxim- Deri vat e, Zwischenprodukte und Verfahren 2u 
deren Herstellung und deren Verwendung als Fungizide 

5 Beschreibung 

Die vorliegende Erfindung betrifft neue Benzylamidoxim-Derivate , 
Verfahren und Zwischenprodukte zu deren Herstellung und deren 
Verwendung als Fungizide. 

10 

In der japanischen Of f enlegungsschrif t JP 10-95771 sind unter an- 
derem fungizide Benzylamidoxime beschrieben, die jedoch hinsicht- 
lich ihrer fungiziden Wirkung und biologischen Eigenschaf ten 
nicht in vollem Umfang befriedigen konnen. 
15 Aufgabe der vorliegenden Erfindung war es daher, neue Benzamido- 
xim-Derivate mit verbesserten biologischen Eigenschaf ten und 
erhdhter Wirkung, insbesondere auch bei niedrigen Auf wandmengen, 
zur Verfugung zu stellen. 

20 Gegenstand der vorliegenden Anmeldung sind daher Benzalamidoxim- 
Derivate der Formel I 




I 



wobei die Reste folgende Bedeutung haben: 

A ein Aryl oder Hetarylrest aus der Gruppe Phenyl, Pyridyl oder 
40 Thienyl; 

Y eine geradkettige oder verzweigte C 1 -c 4 -Alkylengruppe / wobei 
ein Kohlenstof f atom durch ein Sauerstoff-, Stickstoff- oder 
Schwefelatom oder durch eine Cyclopropylgruppe ersetzt sein 
45 kann; 



15 
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R n x ein bis flinf gleiche Oder verschiedene Reste aus der Gruppe: 
wasserstoff, Halogen, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 6 -Alkoxy , 
Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Halogenalkoxy , Ci-C 4 -Alkylthio , 
Ci-C 4 -Alkoxyalkoxy ; 

5 

R 2 Phenyl-O-Cs-Alkyl, welches am Phenylring einen oder mehrere 
Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Halo- 
gen, C i -C 4 -Alkyl / C 1 -C 4 -Halogenalkyl / Ci-C 4 -Alkoxy oder 
Ci-C 4 -Halogenalkoxy tragen kann, oder 

10 

Thienyi-Ci-C 4 -Alkyl, welches am Thienylring einen oder mehrere 
Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Halo- 
gen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 ~Alkoxy oder 
Ci-C 4 -Halogenalkoxy tragen kann, oder 

Pyrazolyl-Ci-C 4 -Alkyl, welches am Pyrazolring einen oder meh- 
rere Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus 
Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alkoxy oder 
Ci-C 4 -Haiogenalkoxy tragen kann, 

R p 3 ein bis funf gleiche oder verschiedene Reste aus der Gruppe: 
Wasserstoff, Halogen, Ci-Ce-Alkyi, C!-C 6 -Alkoxy , 
C 1 -C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Haiogenalkoxy , Ci-C 4 -Alkylthio, 
C 1 -C 4 -Alkoxyalkoxy, Ci-C 6 -Alkylcarbonyl ; 

n 0, 1, 2, 3, 4 oder 5; 

p je nach Anzahl der freien Valenzen 0, 1, 2, 3, 4 

30 sowie deren umweltvertragliche und landwirtschaf tlich einsetzbare 
Salze. 

Die Zahlen n und p geben die Anzahl der Substituenten R 1 bzw. R3 
an. Wenn n = 0 ist, bedeutet R 1 Wasserstoff, Wenn p = 0 ist bedeu- 
35 tet R 3 Wasserstoff, 

Bei der Definition der in der Formel I angegebenen Reste stehen 
die genannten Begriffe als Sammelbegrif f fur eine Gruppe von 
Verbindungen. 



20 



25 



40 



Die Bedeutung Halogen steht jeweils fur Fluor, Brom, Chlor oder 
Iod, insbesondere fur Fluor oder Chlor. 



Ferner stehen beispielsweise : 

45 
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.Cx-Cs-Alkyl fur: Methyl, Ethyl, n-Propyl, 1-Methylethyl, n-Bu- 
tyl, 1-Methylpropyl, 2-Methylpropyl oder 1 , 1-Dimethylethyl, 
insbesonciere fiir Ci-C 4 -Alkyl, sowie fiir Methyl oder Ethyl; 

5 - Ci-C 6 -Halogenalkyl fiir: einen Ci-C 6 -Alkylrest wie vorstehend 
genannt, der partiell oder vollstandig durch Fluor, Chlor, 
Brom und/oder Iod substituiert ist, also z.B. Chlormethyl, 
Dichlormethyl, Trichlormethyl , Fluormethyl, Dif luormethyl, 
Trif luormethyl, Chlorf luormethyl, Dichlorf luormethyl , Chlor- 
10 dif luormethyl, 2-Fluorethyl , 2-Chlorethyl , 2-Bromethyl, 

2-Iodethyl, 2 , 2-Dif luorethyl , 2 , 2 , 2-Trif luorethyl , 2-Chlor- 

2- f luorethyl , 2-Chlor-2 , 2-dif luorethyl , 2 , 2-Dichlor-2-f luor- 
ethyl, 2,2,2-Trichlorethyl, Pentaf luorethyl , 2-Fluorpropyl, 

3- Fluorpropyl , 2 , 2-Dif luorpropyl , 2 , 3-Dif luorpropyl , 2-Chlor- 
15 propyl, 3-Chlorpropyl, 2 , 3-Dichlorpropyl , 2-Brompropyl , 

3-Brompropyl , 3,3, 3-Trif luorpropyl , 3,3, 3-Trichlorpropyl , 
2,2,3,3, 3 -Pentaf luorpropyl , Heptaf luorpropyl , 1- ( Fluor- 
methyl ) -2-f luorethyl, l-(Chlormethyl)-2-chlorethyl, l-(Brom- 
methyl ) -2-bromethyl , 4-Fluorbutyl , 4-Chlorbutyl , 4-Brombutyl 
20 oder Nonaf luorbutyl , insbesondere fiir Trif luormethyl ; 

Ci-C 4 -Alkylen fiir: eine geradkettige oder verzweigte Kohlen- 
stoffkette, wie z.B. -CH 2 -, -CH 2 -CH 2 ~, -CH(CH 3 )-, 
-CH 2 -CH(CH 3 )-, CH(CH 3 )-CH 2 -, CH 2 -CH 2 -CH 2 - , -CH 2 -CH ( CH 3 ) -CH 2 - ; 

25 

C!-C 4 -Alkylen, wobei ein Kohlenstof f atom durch ein Sauerstoff , 
Schwefel- oder Stickstof f atom ersetzt sein kann, fiir: eine 
Ci-C 4 -Alkylen wie zuvor genannt, wobei jedes beliebige 
Kohlenstof f atom durch ein Heteroatom X (X=0, S, NH) ersetzt 
30 sein kann, wie z.B. -X-CH 2 -, -CH 2 -X-, -X-CH 2 -CH 2 -, 

-CH(CH 3 )-X-, -X-CH 2 -CH(CH 3 )-, CH ( CH 3 ) -CH 2 -X- , -X-CK 2 -CH 2 -CH 2 - , 
-CH 2 -CH ( CH 3 ) -CH 2 -X- ; 

C!-C 4 -Alkylen, wobei ein Kohlenstof f atom durch eine gegebenen- 
35 falls durch R^ p substituierte Cyclopropylgruppe (cPr) ersetzt 

sein kann, fiir: eine Ci-C 4 -Alkylen wie zuvor genannt, wobei 
jedes beliebige Kohlenstof f atom durch ein Heteroatom X (X=0, 
S, NH) ersetzt sein kann, wie z.B. -cPr-, — cPr-CH 2 -, 
-CH 2 -cPr-, -cPr-CH 2 -CH 2 -, -CH ( CH 3 ) -cPr- , -cPr-CH 2 -CH ( CH 3 ) - , 
CH(CH 3 )-CH 2 -cPr-, -cPr-CH 2 -CH 2 -CH 2 - , -CH 2 -CH ( CH 3 ) -CH 2 -cPr- ; 



40 



Ci-C 6 -Alkoxy fiir: Methoxy, Ethoxy, n-Propoxy, 1-Methylethoxy , 
n-Butoxy, 1-Methylpropoxy, 2-Methylpropoxy oder 1 , 1-Dimethyl- 
ethoxy, insbesondere fiir C x -C 4 -Alkoxy , sowie fiir Methoxy oder 
45 Ethoxy; 
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Ci-Cs-Halogenalkoxy flir: einen Ci-Ci-Alkoxyrest wie vorstehend 
genannt, der partiell Oder vollstandig durch Fluor, Chlor, 
Brom und/oder Iod substituiert ist, also z.B. Chlormethoxy , 
Dichlormethoxy , Trichlormethoxy , Fluormethoxy , Dif luormeth- 
5 oxy, Tr if luormethoxy, Chlorf luormethoxy , Dichlorf luormethoxy , 

Chlordif luormethoxy , 2 -Fluorethoxy , 2 -Chlorethoxy , 2 -Brom- 
ethoxy , 2-Iodethoxy , 2 , 2 -Dif luorethoxy , 2,2, 2-Trif luorethoxy , 
2-Chlor-2-f luorethoxy, 2-Chlor-2 , 2 -dif luorethoxy , 

2 . 2- Dichlor-2-f luorethoxy , 2,2, 2-Trichlorethoxy , Pentaf luor- 
10 ethoxy, 2-Fluorpropoxy , 3-Fluorpropoxy , 2 , 2-Dif luorpropoxy , 

2 . 3- Dif luorpropoxy, 2-Chlorpropoxy , 3-Chlorpropoxy , 

2, 3-Dichlorpropoxy, 2-Brompropoxy , 3-Brompropoxy , 3 , 3,3-Tri- 
f luorpropoxy , 3,3, 3-Trichlorpropoxy , 2,2,3,3, 3-Pentaf luor- 
propoxy , Heptaf luorpropoxy , 1- ( Fluormethyl ) -2-f luorethoxy , 
15 1- ( Chlormethyl ) -2-chlorethoxy , 1- ( Brommethyl ) -2-bromethoxy , 

4-Fluorbutoxy, 4-Chlorbutoxy , 4-Brombutoxy oder Nonafluor- 
butoxy, insbesondere fiir Dif luormethoxy ; 

Phenyl-Ci-C 6 -alkyl fiir: z.B. Benzyl, 1-Phenylethyl , 2-Phenyl- 
20 ethyl, 1-Phenylprop-l-yl , 2-Phenylprop-l-yl , 3-Phenyl- 

prop- 1 -yl , 1 - ( Phenylmethyl ) -eth- 1 -y 1 , 1- ( Phenyl- 
methyl )-l- (methyl )-eth-l-yl oder 1- ( Phenylmethyl ) -prop- 1-yl , 
insbesondere fiir Benzyl oder 2-Phenylethyl ; 

25 - Thienyl-Ci-04-alkyl fiir: z.B. 2-Thienylmethyl , 3-Thienyl- 

methyl, 2-Thienylethyl , 2-Thienylprop-l-yl oder 3-Thienyl- 
prop-l-yl; 

Pyrazol-C:-C 4 -alkyl fur: z.B. 1-Pyrazolyl-methyl , 2-Pyrazolyl- 
30 methyl, 3-Pyrazolylmethyl , 2-Pyrazolylylethyl , 2-Pyrazoly- 

lylprop-l-yl oder 3-Pyrazolylprop-l-yl; 

Heteroaryl: ein aromatischer 5- oder 6-gliedriger hetero- 
cyclischer Ring, der ein bis vier gleiche oder verschiedene 

35 Heteroatome, ausgewahlt aus folgender Gruppe: Sauerstoff, 

Schwefel oder Stickstoff, enthalt, und iiber ein Kohlenstoff- 
atom oder ein Heteroatom an die Gruppe Y gebunden sein kann; 
wie z.B. Pyridyl, Pyrrolyl, Pyrimidinyl, Imidazolyl, 
Pyrazolyl, Thienyl, Oxazinyl, Furanyl, Oxazolyl, Imidoxazo- 

40 lyl; 



Aryl: ein aromatischer carbocyclischer , mono- oder 
bicyclischer Ring mit 6-14 Kohlenstof f atomen, wie z.B. 
Phenyl, Naphthyl; insbesondere Phenyl. 



•I • 

WO 01/25187 



PCT/EP00/09744 



5 

Verbindungen der Formel I, in denen A eine Phenylgruppe und n die 
Zahlen 1, 2 Oder 3 darstellt, haben sich als in der Regei besond- 
ers wirksam erwiesen. R 1 bedeutet hierbei bevorzugt Fluor, Chlor, 
Methyl, Methoxy Oder Trif luormethyl . 

5 

Fur den Fall, daB A eine Phenylgruppe bedeutet, kommen als 
Substituenten R x n bevorzugt folgende Bedeutungen in Frage: 
2 , 6-Dichlor; 2-Chlor-6-f luor ; 2 , 6-Dif luor ; 2-Chlor-5 , 6-dif luor ; 
2 -Chlor-6-trif luormethyl ; 2-Fluor-6-trif luormethyl ; 2-Brom-6-tri- 

10 f luormethyl; 2-Iod-6-trif luormethyl ; 2,6-Dibrom; 2-Brom-6-f luor ; 
2-Brom-6-chlor ; 2-Chlor-6-trif luormethoxy ; 2-Fluor-6-trif luor- 
methoxy; 2 -Chlor- 6-dif luormethoxy ; 2-Dif luormethoxy- 6- f luor ; 
2, 3-Dichlor-6-dif luormethoxy; 2 , 3-Dif luor-6-dif luormethoxy ; 
2 , 6-Bis ( dif luormethoxy ) ; 2 , 6-Bis ( trf luormethoxy ) ; 2 , 6-Bis ( trf lu- 

15 ormethyl); 2-Brom; 2-Chlor; 2-Fluor; 3-Brom; 3-Chlor; 3-Fluor; 
4-Brom; 4-Chlor; 4-Fluor; 4-Methoxy; 2-Chlor-6-methylthio ; 
2 , 3-Dif luor-6-methylthio ; 2 , 4-Dichlor ; 3 , 5-Dichlor ; 2,3, 6-Tri- 
chlor ; 2,3, 6-Trif luor ; 2,3,4,5, 6-Pentaf luor ; 2-Fluor-6-methyl ; 
2-Chlor-6-methyl • 

20 

Die Gruppe R 2 bedeutet vorzugsweise Phenylmethyl; (4-Chlor- 
pheny 1 )methy 1 ; ( 4-Fluorphenyl ) methyl ; ( 4-Methylphenyl ) methyl ; 
( 3-Methylphenyl ) methyl ; ( 4-Trif luormethylphenyl ) methyl ; ( 4-Meth- 
oxypheny 1 ) methyl ; 2-Thieny 1 )methyl . 

25 

Y bedeutet insbesondere eine geradkettige oder verzweigte 
Ci-C 3 -Alkylenkette, wobei ein Kohlenstof f atom durch ein Sauer- 
stoff- oder Schwefelatom bzw. eine Iminogruppe (-NH-) oder Alky- 
liminogruppe (-N(Alkyl)-) ersetzt sein kann. 

30 

Bevorzugt sind Verbindungen der Formel 1, wobei die Reste fol- 
gende Bedeutungen haben: 

A ein Aryl oder Hetarylrest aus der Gruppe Phenyl, Pyridyl oder 
35 Thienyl; 

Y ein Kohlenstof f atom; 

Rn 1 ein bis fiinf gleiche oder verschiedene Reste aus der Gruppe: 
40 Wasserstoff, Halogen, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C 6 -Alkoxy , 

Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Halogenalkoxy , d-C 4 -Alkylthio, 
Ci-C4-Alkoxyalkoxy ; 
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R 2 Phenyl-Ci~C6-Alkyl, welches am Phenylring einen oder mehrere 
Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Halo- 
gen, Ci-Cj-Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl / Ci-C 4 -Alkoxy oder 
Ci-C 4 -Halogenalkoxy tragen kann, oder 

5 

Thienyl-Ci-C 4 -Alkyl, welches am Thienylring einen oder mehrere 
Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Halo- 
gen, Ci-C 4 -Alkyl / C 1 -C 4 -Halogenalkyl / Ci-C 4 -Alkoxy oder 
Ci-C 4 -Halogenalkoxy tragen kann, oder 

10 

Pyrazolyl-C i -C 4 -Alkyl / welches am Pyrazolring einen oder meh- 
rere Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus 
Halogen, C 1 -C 4 -Alkyl / Ci-C 4 -Halogenalkyl , C 1 -C 4 -Alkoxy oder 
Ci-C 4 -Halogenalkoxy tragen kann, 

15 

Rp 3 Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl; 
n 0-5; 
20 p 0-2. 

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel 1, wobei die Re- 
ste folgende Bedeutungen haben: 

25 A Phenyl; 

Y ein Kohlenstof f atom; 

Rn 1 ein bis fiinf gleiche oder verschiedene Reste aus der Gruppe: 
30 Wasserstoff, Halogen, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-Ce-Alkoxy , 

Ci-C 4 -Halogenalkyl f Ci-C 4 -Halogenalkoxy , C 1 -C 4 -Alkylthio / 
C i -C 4 -Alkoxy alkoxy ; 

R 2 Phenyl-Methyl, welches am Phenylring einen oder mehrere 
35 Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend aus Halo- 

gen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alkoxy oder 
Ci-C 4 -Halogenalkoxy tragen kann; 

R p 3 Wasserstoff oder Methyl; 

40 

n 0-5; 

p 0-1. 
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Verbindungen der Formel I, in denen Ri und r2 die in der nach- 
stehenden Tabeile 1 auf gef iihrten Bedeutungen haben, sind ins- 
besondere bevorzugt. 



5 Tabeile 1: 



25 



35 



40 



Nr. A | Ri n 


«2 
R 


Y-R 3 p 


1) Phenyl i 2.6-Dichior 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


2) Phenyl j 2-Chlor-6-fluor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


) 3) Phenyl | 2.6-Difluor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


4) Phenyl j 2-Chlor-5.6-difluor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


5) Phenyl ; 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


6) Phenyl 


2-Chlor-6-trifluormethyl 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


7) Phenyl 


2-Fluor-6-trifluormethyl 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


8) Phenyl 


2-Brom-6-trifluormethy! 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


9) Phenyl 


2-lod-6-trifluormethyJ 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


10) Phenyl 


2,6-Dibrom 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


11) Phenyl 


2-Brom-6-fluor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


12) Phenyl 


2-Brom-6-chlor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


13) Phenyl 


2-Chlor-6-trifluormethoxy 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


14) Phenyl 


2-Fluor-6-trifluormethoxy 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


15) Phenyl 


2-Chlor-6-ditiuormethoxy | Phenylmethyl 


-CH 2 - 


16) Phenyl 


2-Difluormethoxy-6-fluor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


17) Phenyl 


2,3-Dichlor-6-difluormethoxy 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


18) Phenyl 


2.3-Difiuor-6-difiuormethoxy 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


19) Phenyl 


2.6-Bis(difluormethoxy) 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


20) Phenyl 


2 t 6-Bis(trfluormethoxy) 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


21) Phenyl 


2,6-Bis(trfluormethyl) 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


22) Phenyl 


2-Brom 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


23) Phenyl 


2-Chlor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


24) Phenyl 


2-Fluor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


25) Phenyl 


3-Brom 


Phenylmethyl 


-Ch 2 - 


26) Phenyl 


3-Chlor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


27) Phenyl 


3-Fluor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


28) Phenyl 


4-Brom 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 




4-Chlor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


30) Phenyl 


4-Fluor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


31) Phenyl 


4-Methoxy 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


32) Phenyl 


2-Chlor-6-methylthio 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


33) Phenyl 


2,3-Difluor-6-methylthio 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


34) Phenyl 


2,4-Dichlor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


35) Phenyl 


3,5-Dichlor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


36) Phenyl 


2,3,6-Trichlor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


37) Phenyl 


2,3,6-Trifluor 


Phenylmethyl j -CH 2 - 


38) Phenyl 


2,3,4,5,6-Pentafluor 


Phenylmethyl I -CH 2 - 


39) Phenyl 


2-Fluor-6-methyl 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


40) Phenyl 


2-Chlor-6-methyl 


Phenylmethyl 


-Ch 2 - 


41) Phenyl 


2,6-Dichlor 


Phenylmethyl 


— CH 2 CH 2 — 


42) Phenyl 


2-Chlor-6-fluor 


Phenylmethyl 


-CH 2 CH 2 — 


43) Phenyl 


2,6-Difluor 


Phenylmethyl 


-CH 2 CH 2 — 


44) Phenyl 


2-Chlor-5,6-difluor 


Phenylmethyl 


-CH 2 CH 2 — 


45) Phenyl 


2-Chlor-6-tntluormethyl 


Phenylmethyl 


-CH 2 CH 2 — 


46) Phenyl 


2-Fluor-6-tnfiuormethyl I 


Phenylmethyl | -CH 2 CH 2 - 


47) Phenyl j 


2-Brom-6-tnfluormethyl | Phenylmethyl i -CH 2 CH 2 - 
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! R n 


R 2 


y-R 3 D 


*fo) rnenyi 


I ioq— o— iriTiuormetnyi 


Phenylmethyl 


-CH2 CH2— 


*+y) pnenyi 


^i.o— uiDrom 


Phenylmethyl 


— CHg CHg— 


du) rnenyi 


d.— Drum— O— TIUOi 


Phenyimethyl 


— CH2 CHg— 


o i j rnenyi 


^— Drorn— o— cnior 


Phenylmethyl 


-CH2 CH2— 


D£) rncnyi 


onior— b— triTiuormetnoxy 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


ooj rnenyi 


| 2-riuor-b— triTluormethoxy 


Phenyimethyl 


-CHg CHg— 


D*fj rnenyi 


I 2-ohior-6-difluormethoxy 


Phenyimethyl 


-CHg CHg— 


oo) rnenyi 


| 2-Dtfluormethoxy-6-fluor 


Phenyimethyl 


—CHg CHg— 


so) pnenyi 


! 2.3-Dichlor-6-difluormethoxy 


Phenylmethyl 


-CHg CHg— 


o/) Phenyl 


2.3-Difiuor-6-difiuormethoxy 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


oo) pnenyi 


2 t o-Dis(aiTluormethoxy) 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


by) pnenyi 


2.6-Bis(trfluorrnethoxy) 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


bU) rnenyi 


2.o— Dis(tnluormethyl) 


Phenyimethyl 


—CHg CHg— 


b i ) rnenyi 


2-Brom 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


bii j rnenyi 


2-Ohlor 


Phenyimethyl 


—CHg CHg— 


do) rnenyi 


2-Fluor 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


o4) rnenyi 


3-Brom 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


do) Phenyl 


3-Chfor 


Phenylmethyt 


—CHg CHg— 


oo) rnenyi 


3-Fluor 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


b/) rnenyi 


4-Brom 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


68) Phenyl 


4-Chlor 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


by) Phenyl 


4-Fiuor 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


70) Phenyl 


4-Methoxy 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


/i) Phenyl 


2-Chlor-6-methylthio 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


pnenyi 


2,3-Difluor-6-methylthio 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


70\ nu - »i 

7o) Phenyl 


2,4-Dichior 


Phenyimethyl 


—CHg CHg— 


74) Phenyl 


3,5-Dichlor 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


75) Phenyl 


2,3,6-Trichlor 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


76) Phenyl 


2,3,6-Thfiuor 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


77) Phenyl 


2,3,4,5, 6-Pentafluor 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


78) Phenyl 


2-Fluor-6-methyl 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


79) pnenyi 


2-Chlor-6-methyl 


Phenylmethyl 


—CHg CHg— 


oU) pnenyi 


2,6-Dichior 


(4-Chlorphenyi)methyl 


-CH 2 - 


oi) pnenyi 


2-Chlor-6-fluor 


(4-Chlorphenyi)methy! 


-CH 2 - 


o£.) rnenyi 


2,6-Uifluor 


(4-Chiorphenyl) methyl 


-CH 2 - 


oo) pnenyi 


2-Ch.or~5,6-difluor 


(4-Chlorphenyl)methyl 


-CH 2 - 


o4) pnenyi 


2-Ghlor-6-trifluormethyl 


(4-Chiorphenyl) methyl 


-CHg- 


oo) pnenyi 


2-Fluor-6-trifiuormethyl 


(4-Chlorphenyi)methyl 


-CH 2 - 


oo) rnenyi 


2-Drom-o-tnfluormethyl 


(4-Chiorphenyi)methyl 


-CH 2 - 


o/j rnenyi 


2- 1 od -6 -t nfl uorm eth y 1 


(4-Ch!orphenyi)methyl 


-CH 2 - 


QQ\ Phonv/I 

oo) rnenyi 


2,o-uiurom 


(4-ChJorphenyl)methyi 


-CH 2 - 


QQ\ Dhanwl 

oy) rnenyi 


2-brom-6-fiuor 


(4-Chlorphenyl)methyl 


-CH 2 - 


j?u) rnenyi 


2-orom— o— cnior 


(4-Chlorphenyl)methyl 


-CH 2 - 


y i ) rnenyi 


2-onior-b-tnTluormethoxy 


(4-Chlorphenyl)methyl 


-CHg- 


y^) rnenyi 


2-Fluor-6-trifluormethoxy 


(4-Chiorpheny!)methyl 


-CH 2 - 


yo; rnenyi 


2-Ohior-6-difluormetnoxy 


(4-Chlorphenyl)methyl 


-CH 2 - 


QA\ Phctn\/i 

y*+/ rnenyi 


2-uiTiuormethoxy-6-fluor 


(4-Chlorphenyl)methyl 


-CH 2 - 


OCA Phomil 5 

yo) rnenyi | 


2,3-uichior-6-difluormethoxy 


(4-Chlorphenyl)methyi 


-CH 2 - 


QP\\ Phonwl 

yoj rnenyi 


2,3-Uitiuor-6-dmuormethoxy 


(4-Chlorphenyl)methyl . 


-CH 2 - 


97) Phenyl 




oniorpnenyi;metnyi 


-CHg- 


98) Phenyl 


2,6-Bis(trfluormethoxy) 


(4-Chlorphenyl)methyl 


-CHg- 


99) Phenyl ; 


Z,6-Bjs(trfluormethyi) 


(4-Chlorphenyl)methyl | 


-CHg- 


100) Phenyl ; 


2-Brom 


(4-Chlorpheny 1) methyl | 


-CHg- 


101) Phenyl 2 


2-Chlor 


(4-Chlorphenyl)methyl 


-CHg- 


102) Phenyl ; 


?-Fluor 


4-Chlorphenyl)methyl j 


-CH9- 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



45 



WO 01/25187 



PCTVEP00/09744 



Nr. A 


R 1 !! | R 2 


* *»> p 


1 03) Phenyl 


o-Dioin 


(4-uniorpnenyi) methyl 


'-C^- 


1 04) Phenyl 


O"*oi iiur 


(4— oniorpnenyi)metnyi 


~CH 2 - 


1 05) Phenyl 


~ — Pli mr 
jriuui 


oniorpnenyij mexny i 


-CHo- 


1 06) Phenyl 


A_Rrnm 


\4— oniorpnenyijrneinyi 


-CH 2 - 


1 07) Phenyl 


*T V«^l HVJI 


14— oniorpnenyijmeinyi 


-CH 2 - 


108) Phenyl 


/l— f-li inr 


\4— oniorpnenyijmetnyi 


-CH-- 


1 09) Phenyl 


— IVICLI lUAy 


(4— oniorpnenyijmetnyi 


-CH2- 


110) Phenyl 


c-ui nor-" o— rncxnyiinio 


(4— uniorpnenyi) methyl 




111) Phenyl 


O Q fulfil i r\ r £Z mAthtilthi^ 

^,o— L-niiuor— o— meinyirnio 


(4-Onlorphenyl)metnyl 




112) Phenyl 


<£,4— uicnior 


(4-Onlorpnenyl)methyl 


_r^H^« 


113) Phenyl 


o,o-*i-/icrnor 


(4-oniorpnenyl)metnyl 




114) Phenyl 


^,o,o— i ncniur 


(4-oniorpnenyi)metnyl 




115) Phenyl 


O T fi_Trifli inr 

^»o,o— i niiuor 


(4-L/niorpnenyi)metnyl 


wn^— 


116) Phenyl 


O *\ A E^. fs. Donto-fh ior 

*2,o,**,o,o— "entaTiuor 


(4-Lrniorpnenyi)metnyl 




1 1 7) Phenyl 


nuor— o— meinyi 


(4-Onlorphenyl)metnyl 




1 1 8) Phenyl 


^— onior— o— meinyi 


(4-unlorpnenyl) methyl 




119) Phenyl 




(4-Fluorphenyl)methyl 




1 20) Phenyl 


onior— o— Tiuor 


(4-Fluorphenyl)methyl 




121) Phenyl 


<i,o— umuor 


(4-Fluorphenyl) methyl 


— wno 


1 22) Phenyl 


*i— onior— o,t>— omuor 


(4-Fluorphenyi) methyl 


— v-/n 2 — 


1 23) Phenyl 


^-onior— o— irmuormeinyi 


(4-Fluorphenyl)methyl 


wii2 


1 24) Phenyl 


^i-riuor— o— triTiuormetnyi 


(4-Fluorphenyl)methyl 


on 2 


1 25) Phenyl 


£ — D r o m — o— inn u o rm em y \ 


(4~Fluorphenyl) methyl 


— V-/112 


126) Phenyl 


^— ioq— o— irmuormeinyi 


(4-Muorpnenyl) methyl 




1 27) Phenyl 


<i f o— (Jlurom 


(4-Fluorphenyl)methyl 




1 28) Phenyl 


orom— o— Tiuor 


(4-Fluorphenyl)metnyl 




1 29) Phenyl 


ororn— o— cnior 


(4-Fluorphenyl)methyl 


wii2 


130) Phenyl 


<£— onior— o— iriTiuornnetnoxy 


(4-Fluorphenyl)methyl 


„PHa- 


131) Phenyl 


^— riuor— o— u iTiuormetnoxy 


(4-FIuorphenyl)methyl 


-CHo- 

wfi 2 1 


1 32) Phenyl 


onior— o— a iTiuormetnoxy 


(4-Fluorphenyl) methyl 


\-/ii2 


133) Phenyl 


^-UiTiuormetnoxy— o-Tiuor 


(4-Fluorphenyl)methyl 


_OLJ 

W1I2 


1 34) Phenyl 


^,o-uicnior— o— orriuormetnoxy 


(4-Fluorphenyl)methyl 




1 35) Phenyl 


uiTiuor— o— o iTiuormetnoxy 


(4-Fluorphenyl)methyl 


wing 


1 36) Phenyl 


^,o--Dis(aiTiuormetnoxy) 


(4-Fluorphenyl)methyl 


Ori2 J • 


137) Phenyl 


^,o— Dis(irTiuormeinoxy) 


(4-Fluorphenyl) methyl 


_CHo- 


138) Phenyl 


^,o— Dis^trTiuormemyij 


(4~Fluorphenyl)methyl 




1 39) Phenyl 


^i— Drum 


(4-Fluorphenyl) methyl 


wii2 


1 40) Phenyl 


^— onior 


(4-Fluorphenyl)methyl 


_HMoI 


141) Phenyl 


O Clnnr 

^— riuor 


(4-Fluorphenyl)methyl 


w 112 — 


1 42) Phenyl 


o— orom 


(4-Fluorphenyl) methyl 


~wn 2 


143) Phenyl 


o—onior 


(4-Fluorphenyl)methyl 


wii2 


144) Phenyl 


0 — PI, ,r\r 


(4-Fluorphenyl) methyl 


V-/II2 


145) Phenyl I 


*+— DlUlTl 


(4-riuorphenyl)methyl 




1 46) Phenyl 




(4— Fluorphenyl)methyl 


-CHo- 


147) Phenyl 


4— Pli inr 


(4-Fluorphenyl)methyl 


-Ch 2 - 


1 48) Phenyl 


*♦ IVICLl lUAy 


(4— Fluorphenyl) methyl 


-CH2- 


149) Phenyl 


f^hinr— moth\#lthin 

& wi iiur ~o~r iioii lyiinio 


(4-Fluorphenyl)methyl 


-CH 2 - 


150) Phenyl 


L/inuor— o— meinyunio 


(4-hiuorphenyl)methyl 




151) Phenyl 


2,4-Dichlor 


\t i iuui (ji lei lyi^iiicuiyi 




152) Phenyl 


3,5-Dichlor 


(4-Fluorphenyl) methyl 


-CHo- 


153) Phenyl 


2,3,6-Trichlor 


(4-Fluorphenyl)methyi 


-CH 2 - 


154) Phenyl 


2,3,6-Trifluor 


(4-Fluorphenyl)methyl 


-CH 2 - 


155) Phenyl 


2,3,4,5,6-Pentafluor 


(4-Fluorphenyl)methyl 


-Ch 2 - 


1 56) Phenyl . 


2-Fluor-6-methyl 


(4-Fluorphenyl)methyl 


-Ch 2 - 


157) Phenyl , ; 


2-Chlor-6-methyl 


(4-Fluorphenyl)methyl 


-CH 2 - 
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10 



5 



10 



15 



Nr 


A 


R* n 


I R 2 

i 


* «X p 


158) 


Phenyl 


2.6-Dichlor 


| (4-Methyiphenyl)methyl 


-CH 2 - 


159) 


Phenyl 


2-Chlor-6-fluor 


(4-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


160) 


Phenyl 


2.6-Difluor 


(4-Methylphenyl)methyl 


Wl 1^ 


161) 


Phenyl 


2-Chlor-5.6-difiuor 


(4-Methylphenyl)methyl 


WI 1^ 


162) 


Phenyl 


2-Chlor-6-trifluormethyl 


(4-Methylphenyl) methyl 




163) 


Phenyl 


2-Fiuor-6-triTluormethyi 


(4-Methylphenyl)methyl 


-Ch 2 - 


164) 


Phenyl 


2-Brom-6-trifluormethyl 


(4-Methylphenvl)methyi 


-CH 2 - 


165) 


Phenyl 


2-lod-6-trifluormethyl 


(4— Methylphenyl) methyl 


-CH9- 


166) 


Phenyl 


2.6-Dibrom 


(4-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


167) 


Phenyl 


2-Brom-6-fluor 


(4— Methylphenyl) methyl 


-CH 2 - 


168) 


Phenyl 


2-Brom-6-chlor 


(4— Methylphenyl) methyl 


-CH 2 - 


169) 


Phenyl 


2-Chlor-6-trifluormethoxy 


(4— Methylphenyl) methyl 


-CH 2 - 


170) 


Phenyl 


2-Fluor-6-trifluormethoxy 


(4— Methylphenyl) methyl 


-CH 2 - 1 


171) 


Phenyl 


2-Chlor-6-difluormethoxy 


(4— MethvlDhenvHrnethvl 


v»y I i 2 


172) 


Phenyl 


2-Difluormethoxy-6-fluor 


(4— Methvlohenvh methvl 


_CH 2 - 


173) 


Phenyl 


2.3-Dichlor-6-difluormethoxy 


(4— MethvlDhenvH methvl 

l T I V 1 VI 1 y i yj 1 1^* I ■ * II Iff 1 


-CH 2 - 


174) 


Phenyl 


2.3-Difiuor-6-difluormethoxy 


(4— Methylphenyl) methyl 


-CH 2 - 


175) 


Phenyl 


2.6-Bis(difluormethoxy) 


(4— MethvlDhenvh methvl 

l t If 1 L J 1 y 1 yj 1 | v 1 ly 1 II 1 1 lily! 




176) 


Phenyl 


2.6-Bis(trfluormethoxy) 


(4— MethvlDhenvhmethvl 

^ ■ m \^ Li * y ■ l**i ■ ■ * j * / * ' " »" ■ Y * 


-CH 2 - 


177) 


Phenyl 


2,6-Bis(trfluormethyl) 


(4— Methylphenyl) methyl 


-CH 2 - 


178) 


Phenyl 


2-Brom 


(4— MethvlDhenvh methvl 

\ l v i \m* ii i y i lv t i w i i y i y i i ■ w li i y i 


-CH 2 - 


179) 


Phenyl 


2-Chlor 


f4— Mpthvlnhpnvhmpthvl 

\ ■ i vi c ii i y i yj i iui i y i f * i ic ii i y i 


vl » 2 


180) 


Phenyl 


2-Fluor 


/4— Mpthvlnhpnv/hmpthvl 

ivic li i y i^i 'ci \ y m icu iy t 


w I » 2 


181) 


Phenyl 


3-Brom 


^4—MpthvIrihpnvn methvl 

y ~ i vio ci i y • cvi ici T / iwki ■ y * 


wl 1 2 


182) 


Phenyl 


3-Chlor 


(4— MethvlDhenvh methvl 


-CH 2 ~ 


183) 


Phenyl 


3-Fluor 


/4—MethvlDhenvl^ methvl 

\ »^ iff i li i y i ui l v_/ 1 i y i # 1 1 i w li i y i 


-CH 2 - 


184) 


Phenyl 


4-Brom 


(4— Methvlohenvh methvl 


-Ch 2 - 


185) 


Phenyl 


4-Chlor 


(4— MethvlDhenvh methvl 

\ ivi 1.1 i y i Lye i \^ i i y i / i i i w ii i y i 


wi i 2 


186) 


Phenyl 


4-Fluor 


f4—Methvlnhenvh methvl 


1 2 


187) 


Phenyl 


4-Methoxy 


f4— Methvlnhpnvh mpthv! 

y ~ ivtcn i y *\j> id i y iy 1 1 icu i y i 


V-/I i 2 


188) 


Phenyl 


2-Chlor-6-methylthio 


(A— Methvlnhpnvl\mpthvl 

\~ iviv li iy ici iy \j \ i icu i y i 


v> 1 1 2 


189) 


Phenyl 


2,3-Difluor-6-methylthjo 


(4— Methvlohenvh methvl 


wi 1 2 


190) 


Phenyl 


2,4-Dichlor 


(4— MethvlDhenvh methvl 

y ■ ■«■ w ci i y i lv i i c i i y i # 1 1 1 c i J i y i 


-CH 2 - 


191) 


Phenyl 


3.5-Dichlor 


(4— Methvlnhenvh methvl 

y ^ ivi v-"* li i y i Ly i i ^> i i y 1 1 1 a i li i y i 


-Ch 2 ~ 


192) 


Phenyl 


2,3.6-Trichlor 


(4— Methylphenyl) methyl 


-CH 2 - 


193) 


Phenyl 


2.3,6-Trifluor 


(4— Methylphenyl) methyl 


_CH 2 - 


194) 


Phenyl 


2,3.4,5,6-Pentafluor 


f4— Methvlohenvh methvl 

\ ■ i v i wii i y ' i 4 i y 1 1 1 1 iw ii i y i 


-CH 2 - 


195) 


Phenyl 


2-Fluor-6-methyl 


(4_Methylphenyl) methyl 


-CH 2 - 


196) 


Phenyl 


2-Chlor-6-methyl 


(4— Methylphenyl) methyl 


-CH 2 - 


197) 


Phenyl 


2,6-Dichlor 


(3— Methvlohenvft methvl 

\ %y • ff i li i y i l> ■ i vi i y i / 1 1 iw li i y i 


-CH 2 - 


198) 


Phenyl 


2-Chlor-6-fIuor 


(3— MethvlDhen vh methvl 

\w i»i w ci iy ipi i wi i y i j 1 1 i c ci i y i 


_CH 2 - 


199) 


Phenyl 


2,6-Difluor 


(3— Methylphenyl) methyl 


_CH 2 - 


200) 


Phenyl 


2-Chlor-5.6-difluor 


(3— Methvlohenvh methvl 

i 1 ▼■ v** ii i y * y*t i i *w i i y 1 1 1 i iw vi i y i 


_CH 2 - 


201) 


Phenyl 


2-Chlor-6-trifluormethyl 


(3— MethvlDhenvH methvl 

\ *s i» » li iy iLf i i w i i y 1 1 1 i i w li i y i 


-CH 2 - 


202) 


Phenyl 


2-Fluor-6-trifluormethyl 


^3— MethviDhenvhmethvi 

I w ivi v.^ l i i y i lv i ivi i y i § i • • li ■ y i 


-CH 2 - 


203) 


Phenyl 


2-Brom-6-trifluormethyl 


(3-Methylphenyl) methyl 


-CHo- 


204) 


Phenyl 


2-lod-6-trifluormethyl 


f3~MethviDhenvn methvl 

• vi ^< l* • y ■ ' 7 / ii i y i 


-CH 2 - 


205) 


Phenyl 


2,6-Dibrom 


(3-MethvlDhenvhmethvl 


-CH 2 - 


206) 


Phenyl 


2-Brom-6-fiuor 


(3-Methylphenyl) methyl 


-CH 2 - 


207) 


Phenyl 


2-Brom-6-chlor 


(3~Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


208) 


Phenyl 


2-Chlor-6-trifluormethoxy 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


209) 


Phenyl 


2-Fluor-6-trifluormethoxy 


(3-Methylphenyl)methyl 




210) 


Phenyl 


2-Chlor-6-difluormethoxy 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


211) 


Phenyl 


2-Difiuormethoxy-6-fluor | 


(3-Methylphenyl)methyl 


-Ch 2 - 


212) 


Phenyl 


2,3-Dichlor-6-difluormethoxy j 


(3-Methylphenyl)methyl ■ 


-CH 2 - 
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11 



5 



25 



35 



Nr. A 


R 1 * 


R5 


*-R 3 p 


213) Phenyl 


2 f 3-Difluor-6-difiuormethoxy 


(3-Methylphenyi)methyl 


-CH 2 - r ■ 


214) Phenyl 


2.6-Bis(difluormethoxy) 


(3-Methylphenyl) methyl 


-UH 2 - 


215) Phenyl 


2,6-Bis(trfluormethoxy) 


(3-Methylphenyl)methyl 


— CH 2 — 


216) Phenyl 


2.6-Bis(trfluormethyl) 


(3-Methylphenyl)methyl 


-Ch 2 - 


21 7) Phenyl 


2-Brom 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


218) Phenyl 


2-Chlor 


(3-Methylphenyl) methyl 


-CH 2 - 


21 9) Phenyl 


2-Fluor 


(3-Methylphenyl)methyi 


-CH 2 - 


220) Phenyl 


3-Brom 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


221) Phenyl 


3-Chlor 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


222) Phenyl 


3-Fluor 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


223) Phenyl 


4-Brom 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


224) Phenyl 


4-Chlor 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


225) Phenyl 


4-Fluor 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


226) Phenyl 


4-Methoxy 


(3-Methyiphenyl)methyl 


-CH 2 - 


227) Phenyl 


2-Chlor-6-methyithio 


(3-Methyiphenyl)methyl 


-CH 2 - 


228) Phenyl 


2,3-Difluor-6-methylthio 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


229) Phenyl 


2,4-Dichlor 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


230) Phenyl 


3.5-Dichlor 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


231) Phenyl 


2.3,6-Tnchlor 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


232) Phenyl 


2,3,6-Trifluor 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


233) Phenyl 


2,3,4,5,6-Pentafluor 


(3-Methylphenyl) methyl 


-CH 2 - 


234) Phenyl 


2-Fluor-6-methyl 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CHo- 


235) Phenyl 


2-Chlor-6-methyl 


(3-Methylphenyl)methyl 


-CH 2 - 


236) Phenyl 


2,6-Dichlor 


(4-Trifluorm ethyl - 
phenyl) -methyl 


-CH->- 


237) Phenyl 


2-Chlor-6-fiuor 


(4-Trifluormethyl- 
pheny I) -methyl 


-CHo- 


238) Phenyl 


2,6-Difluor 


(4-Trif I uormethyl- 
phenyl)-methyl 


-CH 2 - 


239) Phenyl 


2-Chlor-5 t 6-difluor 


(4-Trif I u o rm ethyl - 
phenyl)-methyl 


-Ch 2 - 


240) Phenyl 


2-Chlor-6-trifluormethyl 


(4-Trifluormethyl- 
pheny I) -methyl 


-CHo- 


241) Phenyl 


2-Fiuor-6-trifluormethyl 


(4-Trifluormethyl- 
phenyl)-methyl 


-CHo- 

wi 12 


242) Phenyl 


2-Brom-6-trifluormethyl 


(4-Trifluormethyl- 
phenyl)-methyl 




243) Phenyl 


2-lod-6-trifluormethyi 


(4-Trif I uormethyl- 
phenyl)-methyl 


-CHo- 

wi 12 


244) Phenyl 


2,6-Dibrom 


(4-Trif luormethyl- 
phenyl)-methyl 


-CH->- 


245) Phenyl 


2-Brom-6-fluor 


(4-Trifluormethyl- 
phenyl)-methyl 


-CHo- 


246) Phenyl 


2-Brom-6-chlor 


(4-TrifIuormethyl- 
phenyl)-methyl 


-Ch 2 - 


247) Phenyl 


2-Chlor-6-trifiuormethoxy 


(4-Trifluormethyl- 
phenyl)-methyl 


-CH 2 - 


248) Phenyl 


2-Fiuor-6-trifluormethoxy 


(4-Trifiuormethyl- 
phenyl)-methyl 


-CH 2 - 


249) Phenyl 


2-Chlor-6-difluormethoxy 


(4-Trifluormethyl- 
phenyl)-methyl 


-CH 2 - 


250) Phenyl 


2-Difluormethoxy-6-fiuor 


(4-Trifluormethyl- 
pheny I) -methyl 


-CH 2 - 


251) Phenyl < 


2,3-Dichlor-6-difluormethoxy 


(4-Trifluormethyl- 
pheny I) -methyl 


-CH 2 - 
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Nr 


A 


R 1 * 




Y-R 3 P 






r'nenyi 


^,o— ivuiuur— o— uiiiuur rneinoxy 


/zl—Tri'fli iftrmothv/L 

i ruiuurrMcinyi- 

phenyl) -methyl 


r 






Dhonwl 

rnenyi 


O A— Ric fVHifh mrmfithft v\/\ 
^,D— Dlo ^UIHUUI 1 1 Icll IvJAyy 


1 1 iiiuuri i mil iy i 

phenyl)-methyl 


— v-»ri2"~ 


5 




Phonv/i 
( i mi ly 1 


O Ric/trf h ir»rmothrw\/l 
t.D Dtb\U ItUUr I lie 11 lUAyJ 


TVifli i ArmDth\/L 

\*+ i riiiuuriTioiny i* 
phenyl) -methyl 


— ori2" , ~ 






Phon\/l 

rrienyi 


^,o— Dis^imuormeinyij 


^4— i riTiuormeinyi- 
phenyl) -methyl 


— Ori2~ j 




<ZOO) 


"nenyi 


Drorn 


(4— i nuuormeinyi- 
phenyl)-methyl 


— A W 
— K^r\2~ 






r^nsnyj 


<£— v^nior 


(4— I riTiuormeinyi- 
phenyl)-methyl 


pu 




oc o\ 


r'nenyi 


riuor 


(4— Trifluormethyl- 
phenyl)-methyl 


/-N [1 4 
-UM2- 




OCQ\ 


r^nenyi 


o-Diom 


(4— Trif luorm ethyl - 
phenyl)-methyl 


— 0H2— 


15 




Ohant /J 

r'nenyi 


o— omor 


(4— i ruiuor meinyi- 
phenyl)-methyl 


— oM2 — 




<iu 1 J 


rncnyi 


o-nuor 


{A "TV i^l i inrm oth\/l 

(**•— i riTiuor meinyi- 
phenyl)-methyl 


— ori2 — 






Phenyl 


4— Brom 


(4— Trifluormethyl- 
phenyl)-methyl 


— Url2~ 


20 


Zoo) 


Phenyl 


4-onior 


(4— I ritiuormetnyi- 
phenyl)-methyl 






nc/i \ 


r'nenyi 


4— Fluor 


(4— Trif luorm ethyl - 
phenyl)-methyl 


— Uri2~ 




ncc\ 

<ibo) 


r^nenyi 


4— Memoxy 


(4— i riTiuormetnyi- 
phenyl)-methyl 


— Ori2 — 


25 


ncc\ 

<£bo) 


nu an . .i 

Knenyi 


^— omor— o— metnyjinio 


(4— Trifluormethyl- 
phenyl)-methyl 


— Uh2- 






Phenyl 


^,o— uiiiuor— o— metnyitmo 


(4— Trifluormethyl- 
phenyl)-methyl 


-Uri2- 






r'nenyi 


^,4— uicnior 


(4— Trifluormethyl- 
phenyl)-methyl 


— OH2— 


30 




r^nenyi 


o t o— utcnior 


(4— Trifluormethyl- 
phenyl)-methyl 


— Uri2~ 






Dhanwl 

nnenyi 


O *3 £5 Tri^H l/~kr 

^ t »j,o— I ncnior 


(4— 1 riTiuormeinyi- 
phenyl)-methyl 


— ori2~ 






r'nenyi 


o O C Tri-fli ir\r 

4i t o,o— i rmuor 


(4— i rniuormeinyi- 
phenyl)-methyi 


— Un2- 


35 




"nenyi 


^,0,4,0,0— reniaiiuor 


^4— i nTiuormeinyi- 

\j \ ici iy \) — i lit? li lyi 


—on 2 






r I ItSI ly 1 


O— Pit ir^r f> rnothv/l 

t riuui"D I lieu ly I 


/A_ ."rVi"fli lormothuL 

\*r 1 1 niuur fiioii iyi* 
nhenvh— methvl 


— wn2 




274) 


Phenyl 


2-Chlor-6-rnethvl 


( 4— Trif 1 u o rm eth v 1 - 
phenyl)-methyl 


_CH 2 - 


40 


275) 


Phenyl 


2,6-Dichlor 


(4-Methoxyphenyl) methyl 


-CHo- 


276) 


Phenyl 


2-Chlor-6-fluor 


(4— Methoxyphenyl)methyl 






277) 


Phenyl 


2,6-Difluor 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


-CH 2 - 




278) 


Phenyl 


2-Chlor-5.6-difiuor 


(4-Methoxyphenyl) methyl 


-CH 2 - 




279) 


Phenyl 


2-Chlor-6-trifluormethyl 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


-CH 2 - 




280) 


Phenyl 


2-Fluor-6-trifluormethyl 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


-CH 2 - 




281) 


Phenyl 


2-Brom-6-trifiuormethyl 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


-CH 2 - 


45 


282) 


Phenyl 


2-lod-6-trifluormethyl 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


-CH 2 - 




283) 


Phenyl 


2,6-Dibrom 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


-CH 2 - 




284) 


Phenyl 


2-Brom-6-fiuor 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


-CH 2 - 
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10 



15 



20 



Nr. A 




R 2 I Y-R3 p 


285) Phenyl 


2-Brom-6-chlor 


(4-Methoxyphenyl) methyj 


-CH 2 - " 


286) Phenyl 


2-Chlor-6-trifluormethoxy 


(4-Methoxyphenyl) methyl 


-Ch 2 - 


287) Phenyl 


2-Fluor-6-trifluormethoxy 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


-CHo- 


288) Phenyl 


2-Chlor-6-diTluormethoxy 


(4-Methoxyphenyl) methyl 


-CH 2 - 


289) Phenyl 


2-Difluormethoxy-6-fluor 


(4-Methoxyphenyl) methyl 




290) Phenyl 


2,3-Dichlor-6-dif!uormethoxy \ (4-Methoxyphenyl)methyl 


-CH 2 - 


291) Phenyl 


2.3-Difluor-6-difluormethoxy | (4-Methoxyphenyl)methyl 




292) Phenyl 


2,6-Bis(difluormethoxy) j (4-Methoxyphenyl) methyl 


on 2 — 


293) Phenyl 


2.6-Bis(trfluormethoxy) 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


on 2 — 


294) Phenyl 


2,6-Bis(trfluormethyi) 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


w n 2 


295) Phenyl 


2-Brom 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


on 2 — 


296) Phenyl 


2-Chlor 


(4-M ethoxy ph en y 1 ) m e th y 1 


wii 2 — 


297) Phenyl 


2-Fluor 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


_pu 

— v-*n 2 — 


298) Phenyl 


3-Brom 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


uri2 


299) Phenyl 


3-Chlor 


(4-Methoxyphenyl) methyl 





300) Phenyl 


3-Fluor 


(4-Methoxyphenyl) methyl 


_P > lj 

—on 2 


301) Phenyl 


4-Brom 


(4-Methoxyphenyl) methyl 


— on 2 


302) Phenyl 


4-Chtor 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


— on 2 — 


303) Phenyl 


4-Fluor 


(4-Methoxyphenyl) methyl 


— ori2 


304) Phenyl 


4-Methoxy \ (4-Methoxyphenyi)methyl 


wn 2 — 


305) Phenyl 


2-Chlor-6-methylthio 


{ A k/lotho Y\/r^ ho n\/l \ mo+h\/l 

tvjcii ikj a y yji ici i y \) 1 1 itzu i y i 


— on 2 — 


306) Phenyl 


2,3-Difluor-6-methylthio 


/4— Mpthnx\/nhpn\/hmpth\/l 




307) Phenyl 


2,4-Dichlor 


f4— Methnxvnhpnvhrnpthv! 


on 2 — 


308) Phenyl 


3,5-Dichlor 


f4— Mpthnx\/nhpn\/hmpthi\/l 

\» ivicu lUAy yji ICI \y\j\ 1 ICU iy 1 


wn 2 — 


309) Phenyl 


2,3,6-Tnchlor 


(4— Methoxvnhpnx/hmpthvl 




310) Phenyl 


2,3,6-Trifluor 


(4— Methoxvohen vh meth vl 


— on 2 — 


311) Phenyl 


2,3,4,5,6-Pentafluor 


(4— Methoxvohenvhrnethvl 


— ^H«- 
wn 2 — 


312) Phenyl 


2-Fluor-6-methyl 


(4— Methoxyphenyl) methyl 


— on 2 — 


313) Phenyl 


2-Chlor-6-methyl 


(4-Methoxyphenyl)methyl 


wn 2 


314) Phenyl 


2 t 6-Dichior 


(2-Thienyl)methyl 


— on 2 — 


315) Phenyl 


2-Chlor-6-fluor 


(2-Thienyl)methyl 


on 2 


316) Phenyl 


2,6-Difluor 


(2-Thienyl) methyl 


— on 2 — 


317) Phenyl 


2-Chior-5 ? 6-difluor 


(2-Thienyl) methyl 


on 2 


318) Phenyl 


2-Chlor-6-tnfluormethyl 


(2-Thienyl)methyl 


i 2 


319) Phenyl 


2-Fluor-6-trifluormethyl 


(2-Thienyl) methyl 


wn 2 — 


320) Phenyl 


2-Brom-6-trifluormethyl 


(2-Thienyl) methyl 


on 2 — 


321) Phenyl 


2-lod-6-trifluormethyl 


(2-Thienyl)methyl 


_PH«- 
wn 2 


322) Phenyl 


2,6-Dibrom 


(2-Thienyl)methyl 


— on 2 — 


323) Phenyl 


2-Brom-6-fluor 


(2-Thienyl) methyl 


wn 2 — 


324) Phenyl 


2-Brom-6-chlor 


(2-Thienyl)methyl 


wf '2 


325) Phenyl 


2-Chlor-6-tnfluormethoxy 


(2-Thienyl) methyl 




326) Phenyl 


2-Fluor-6-trifluormethoxy 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


327) Phenyl 


2-Chlor-6-difluormethoxy 


(2-Thienyl) methyl 


-CH 2 - 


328) Phenyl 


2-Difluormethoxy-6-fluor 


(2-Thienyl)methyl 


-CHo- 


329) Phenyl 


2,3-Dichlor-6-difluormethoxy 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


330) Phenyl 


2,3-Difluor-6-difluormethoxy 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


331) Phenyl 


2,6-Bis(difIuormethoxy) 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


332) Phenyl 


2,6-Bis(trfluormethoxy) 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


333) Phenyl 


2,6-Bis(trfluormethyl) 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


334) Phenyl 


2-Brom 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


335) Phenyl 


2-Chlor 


(2-Thienyl) methyl 


-CH 2 - 


336) Phenyl 


2-Fluor 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


337) Phenyl , 


3-Brom 


(2-Thienyl)methyl 


-Ch 2 - 


338) Phenyl ; 


3-Chlor 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - | 


339) Phenyl : 


3-Fluor ~ " 


(2-Thienyl)methyl 


-CH,- 
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Nr . A j R x n 


« 7 


Y-R 3 p 


340) Phenyl j 4-Brom 


(2-Thienyl) methyl 


-CH 2 - 


341) Phenyl 4-ChIor 


(2-Thienyl) methyl 


-CH2- 


342) Phenyl | 4-Fluor 


(2.— I nienyijmetnyi 


-CH2- 


343) Phenyl j 4-Methoxy 


(2- 1 hienyijmetnyi 


-CH2- 


344) Phenyl | 2-Chlor-6-methyithio 


(2- 1 hienyi) methyl 


-CH 2 - 


345) Phenyl | 2.3-Difluor-6-methyithio 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


346) Phenyl 


2.4-Dichior 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


347) Phenyl 


3.5-Dichlor 


(2-Th ienyl) methyl 


-CH 2 - 


348) Phenyl 


2.3,6-Trichior 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


349) Phenyl 


2.3.6-Trifluor 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


350) Phenyl 


2.3,4,5,6-Pentafluor 


(2-Thienyt)methyl 


-CH 2 - 


351) Phenyl 


2-Fluor-6-methyl 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


352) Phenyl 


2-Chlor-6-methyl 


(2-Thienyl)methyl 


-CH 2 - 


353) Phenyl 


2.6-Dichlor 


Phenylmethyl 


-CH(CH 3 )- 


354) Phenyl 


2-ChIor-6-fluor 


Phenylmethyl 


-CH(CH 3 )- 


355) Phenyl 


2.6-Difluor 


Phenylmethyl 


-CH(CH 3 )- 


356) Phenyl 


2-Chlor-5,6-difluor 


Phenylmethyl 


-CH(CH 3 )- 


357) Phenyl 


2-Chlor-6-trifluormethyl 


Phenylmethyl 


-CH(CH 3 )- 


358) Phenyl \ 2-Fiuor-6-trifluormethyl 


Phenylmethyl 


-CH(CH 3 )- 


359) Phenyl 




Phenylmethyl 


-CH(CH 3 )- 


360) Phenyl 


2.6-Dichlor 


Phenylmethyl 


-0-CH 2 - 


361 ) Phenyl 


2-Chlor-6-fluor 


Phenylmethyl 


-0-CH 2 - 


362) Phenyl 


2,6-Difluor 


Phenylmethyl 


-Q-CH 2 - 


363) Phenyl 


2-Chlor-5,6-difluor 


Phenylmethyl 


-0-CH 2 - 


364) Phenyl 


2-Chlor-6-trifluormethyl 


Phenylmethyl 


-O-CH2- 


365) Phenyl 


2-Fluor-6-trifiuormethyl 


Phenylmethyl 


-O-CH2- 


366) Phenyl 




Phenylmethyl 


-0-CH 2 - 


367) 2-Pyrid 




Phenylmethyl 


-CH 2 - 


368) 3-Pyrid 

yi 




Phenylmethyl 


-CH 2 - 


369) 2-Pyrid 

yi 


3-Chlor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


370) 2-Thie 
nyl 


3-Chlor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


371) 3-Pyrid 

yi 


4-Chlor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


372) 3-Pyrid 

yi 


4-Trifluormethyl 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


373) 3-Pyrid 

yi 


2-Methyl-4-trifluormethyl 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 


374) Phenyl 


2. 3-Dichlor 


Phenylmethyl 


-CH 2 - 



Die Amidoxime der Formel III werden durch Urasetzung von Nitrilen 
der Formel II mit Hydroxylamin oder dessen Salzen in waBriger 

40 Losung, vorzugsweise in Wasser Oder Wasser/Alkanol-Gemischen, ge- 
gebenenfalls in Anwesenheit einer Base gewonnen. Diese konnen 
dann in an sich bekannter Weise zu den Vorprodukten IV alkyliert 
werden, wobei man als Alkylierungsmittel vorzugsweise Cyclopro- 
pylmethylbromid oder Cyclopropylmethylchlorid verwendet. Auch das 

45 Iodid oder organische Sulf onsaurereste kommen zur Aktivierung des 
Cyclopropylmethylrestes inf rage , 
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Die Verbindungen der Formel 1 lassen sich bevorzugt nach dem fol- 
genden Schema darstellen: 




25 Di e Amidoxime IV konnen dann in an sich bekannter Weise mit den 
entsprechenden Saurederivaten V, vorzugsweise den entsprechenden 
Saurechloriden oder Saureanhydriden, durch Erwarmen in inerten 
Losungsmitteln (vorzugsweise auf Temperaturen im Bereich von 20 
bis 100 °C) acyliert werden. Als inerte Losungsmittel eignen sich 

30 insbesondere Kohlenwasserstoffe oder Ether, besonders bevorzugt 
aromatische Kohlenwasserstoffe wie Toluol oder Xylol , urn nur zwei 
Beispiele zu nennen. 

Die in vorstehendem Reakt ions schema auf geflihrten Zwischenprodukte 
35 der Formel III und die Zwischenprodukte der Formel IV sind neu 
und ebenfalls Gegenstand der vorliegenden Erfindung. 
Bevorzugte Amidoxime der Formel III sind die in Tabelle 2 genann- 
ten Verbindungen: 

40 Tabelle 2: 



A 


R a n 




Physikal, Daten 










Phenyl 


2,6-Dichlor 


-CH 2 - 


Schmp. 172-173°C 


Phenyl 


2-Chlor-6-f luor 


-CH 2 - 


Schmp. 138-141°C 


Phenyl 


2 , 3 , 6-Trif luor 


-CH 2 - 


Schmp. 151-153°C 


Phenyl 




-CH 2 - 


Schmp. 39-42°C 


Phenyl | 


«CH(CH 3 )- 


Schmp. 85-88°C 
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A 


i RJ n | Y-R3 D 


! Physikal. Daten 


Phenyl 


| 2 , 6-Dif luor j -CH 2 - 


1 Schmn 194-1 oc 0 r 


Phenyl 


3 , 5-Dichlor j -CH 2 - 


Schmp. 103-107°C 


Phenyl 


2, 3-Dichlor | -CH 2 - 


Schmp. 162-163°C 


Phenyl 


2, 3 , 6-Trichlor j -CH 2 - 

! 

1 
i 


-n-wiK (CDCl 3 ) 6 = 3,90 
(S); 4,63 (s); 7,25-7,40 
(m) ;7,43 (verbr. ) . 


Phenyl 


2-Fluor-6-tri- 
f luormethyl 


-CH 2 - 


A H-WM_K (CDCI3) 6 = 3,72 
(s); 4,58 (s); 7,20-7,50 
(m). 


Phenyl 


2-Chlor 


-CH 2 - 


^H-NMR (CDCI3) 6 = 3,63 
(s); 4,63 (s); 7,22 (m) ; 
7,35 (m); 8,67 (verbr.). 


Phenyl 


2 , 4-Dichlor 


-CH 2 - 


Schmp. 155-157°C 



10 



ig Bevorzugte Amidoxim-Derivate der Formel I sind die in Tabelle 3 
genannten Verbindungen, wobei R 2 fiir Benzyl steht: 

Tabelle 3: 



20 



25 




30 



40 



45 



A 




Y-R J D 


Physikal. Daten 










• Phenyl 


2 , 3-Dif luor-6-di- 
f luormethoxy 


-CH 2 - 


X H-NMR (CDCI3) 6 = 0,02 
(s); 0,43 (m); 0,85 (m) , 
3,55 (d); 3,70 (s); 4,20 
(S); 6,35 (t); 6,87 (m) ; 
7,05 (m); 7,25-7,45 (m) ; 
8,40 (s) 


Phenyl 


2 -Tr if luormethyl 


-CH 2 - 


Schmp. 66-67°C 


Phenyl 


2-Fluor-5-trif lu- 
ormethyl 


-CH 2 - 


Schmp. 65-67°C 


Phenyl 


2-Trif luormethoxy 


-CH 2 - 


Schmo. 59-62°C 


Phenyl 


2-Chlor-3,6-di- 
f luor 


-CH 2 - 


Schmp. 8 7-88°C 


Phenyl 


2,3, 5-Trif luor 


-CH 2 - 


Schmp. 74-75°C 


Phenyl 


2-Chlor-5-triflu- 
ormethyl 


-CH 2 - 


Schmp. 64°C 

■ „ 1 
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Y-R 3 u 


Physikal. Daten 


Phenyl 


6-Chlor-2-fluor- 
3 -methyl 


-CH 2 - 


Schmp. 101°C 


Phenyl 


2- Chlor-6-f luor- 

3 - methyl 


-CH 2 - 


Schmp. 96°C 

- 


Phenyl 


2 , 3-Dif luor-6- 
methoxy 


-CH 2 - 


Schmp, 63-65°C 


Phenyl 


2 , 6-Dif luor- 
3 -methyl 


-CH 2 - 


Schmp. 7 2°C 


Phenyl 


2 , 6 -Dimethyl 


-CH 2 - 


Schmp. 8 0-81°C 


Phenyl 


3 , 5-Dichlor 


-CH 2 - 


Schmp. 53-57°C 


Phenyl 


2-Chlor-6-fluor 


-CH 2 - 


Schmp. 42-43°C 


Phenyl 


2 , 6-Dichlor 


-CH 2 - 


Schmp. 65-67°C 


Phenyl 


2 , 3-Dichlor 


-CH 2 - 


Schmp. 46-48°C 


PVionul 
iriitriiy i_ 




-CH 2 - 


Schmp. 78-81°C 


Phenyl 


2-Fluor-6-tri- 
f luormethyl 


-CH 2 - 

s 


Schmo. 49-51°C 


Phenyl 


H 


-CH 2 - 


1 H— NMR (CDC1 3 ) 6 = 0,28 
(m); 0,54 (m); 1,15 (m) ; 
3,46 (s); 3,80 (d); 4,45 
( s ) ; 7 , 23-7 , 53 (m) . 


Phenyl 


H 


-CH(CH 3 )- 


iH-NMR (CDCI3) 6 = 0,30 
(m); 0,53 (m) ; 1,15 (m) ; 
1,50 (d); 3,63 (q); 3,83 
fd); 4.33 (s): 7.23-7.37 
(m) . 


Phenyl 


2 , 6-Dif luor 


-CH 2 - 


1 H— NMR (CDC1 3 ) 6 = 0,25 
(m); 0,50 (m) ; 1,10 (m) ; 
3.53 (si • 3.78 (d.) • 4 60 
(s); 6,90 (m); 7,23 (m) . 


Phenyl 


2,3,6-Trifluor 


-CH 2 - 


1 H— NMR (CDCI3) 6 = 0,25 
(m); 0,50 (m) ; 1,10 (m) ; 
3.53 (s) • 3 76 fdl- 4 60 
(s); 6,87 (m); 7,07 (m) . 


Phenyl 


2-Chlor 


-CH 2 - 


1 H-NMR (CDCI3) 6 = 0,26 
(m); 0,52 (m) ; 1,13 (m) ; 
3,62 (s); 3,80 (d); 4,60 
(s); 7,22 (m); 7,40 (m) . 


Phenyl 


2, 4-Dichlor 


-CH 2 - 


1 H— NMR (CDCI3) 6 = 0,27 
(m); 0,55 (m) ; 1,13 (m) ; 
3,57 (s); 3,80 (d) ; 4,58 
(s); 7,18-7,43 (m) . 



10 



15 



20 



25 



30 



35 



Die Verbindungen I zeichnen sich durch eine hervorragende Wirkung 
40 gegen ein breites Spektrum von pf lanzenpathogenen Pilzen, ins- 
besondere aus der Klasse der Ascomyceten, Deuteromyceten, 
Phycomyceten und Basidiomyceten, aus. Sie sind z.T. systemisch 
wirksam und konnen daher auch als Blatt- und Bodenf ungizide ein- 
gesetzt werden. 



45 
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Normalerweise werden die Pflanzen mat den Wirkstof fen bespriiht 
Oder bestaubt oder die Samen der Pflanzen mit den Wirkstoffen be 
handelt. 

5 Die Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z.B. 
durch Verstrecken des Wirkstoffs mit Losungsmitteln und/oder 
Tragerstof fen, gewunschtenf alls unter Verwendung von Emulgier- 
mitteln und Dispergiermitteln, vobei im Falle von Wasser als Ver 
diinnungsmittel auch andere organische Ldsungsmittel als Hilfs- 

10 losungsmittel verwendet werden kdnnen. Als Hilfsstoffe kommen da 
fiir im wesentlichen in Betracht: Losungsmittel wie Aromaten (z.B 
Xylol), chlorierte Aromaten (z.B. Chlorbenzole ) , Paraffine (z.B. 
Erdolf raktionen ) , Alkohole (z.B. Methanol, Butanol), Ketone (z.B 
Cyclohexanon) , Amine (z.B. Ethanolamin, Dimethylf ormamid ) und 

15 Wasser; Tragerstoffe wie naturliche Gesteinsmehle (z.B. Kaoline, 
Tonerden, Talkum, Kreide) und synthetische Gesteinsmehle (z.B. 
hochdisperse Kieselsaure, Silikate); Emuigiermittel wie nicht- 
ionogene und anionische Emulgatoren (z.B. Polyoxyethylen-Fettal- 
kohol-Ether, Alkylsulf onate und- Arylsulf onate) und Dispergier- 

20 mittel wie Ligninsulf itablaugen und Methylcellulose . 

Als oberf lachenaktive Stoffe kommen die Alkali-, Erdalkali-, 
Ammoniumsalze von aromatischen Sulf onsauren, z.B. Lignin-, 
Phenol-, Naphthalin- und Dibutylnaphthalinsulf onsaure, sowie von 

25 Fettsauren, Alkyl- und Alkylarylsulfonaten, Alkyl-, Laurylether- 
und Fettalkoholsulf aten, sowie Salze sulfatierter Hexa-, Hepta- 
und Octadecanolen, sowie von Fettalkoholglykolether , Kondensati- 
onsprodukte von sulfoniertem Naphthalin und seiner Derivate mit 
Formaldehyd, Kondensationsprodukte des Naphthalins bzw. der 

30 Naphthalinsulf onsauren mit Phenol und Formaldehyd, Polyoxy- 
ethylenoctylphenolether , ethoxyliertes iso-Octyl-, Octyl- oder 
Nonylphenol, Alkylphenol-, Tributylphenylpolyglykolether , Alkyl- 
ary lpolyetheralkohole , iso-Tridecylalkohol , Fettalkoholethyleno- 
xid-Kondensate, ethoxyliertes Rizinusol, Polyoxyethylenalkylether 

35 oder Polyoxypropylenalkylether , Laurylalkoholpolyglykolether- 
acetat, Sorbitester, Lignin-Sulf itablaugen oder Methylcellulose 
in Betracht. 



Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch Mischen oder ge- 
meinsames Vermahlen der wirksainen Substanzen mit einem festen 
Tragerstof f hergestellt werden. 

Granulate, z.B. Umhiillungs-, Impragnierungs- und Homogengranulate 
konnen durch Bindung der Wirkstoffe an feste Tragerstoffe herges- 
tellt werden. Feste Tragerstoffe sind Mineralerden wie Silicagel, 
Kieselsauren, Kieselgele, Silikate, Talkum, Kaolin, Kalkstein, 
Kalk, Kreide, Bolus, Ldi3, Ton, Dolomit, Diatomeenerde, Calcium- 
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und Magnesiumsulf at, Magnesiumoxid, gemahlene Kunststoffe, Diinge- 
mittel, wie Ammoniumsulf at , Ammoniumphosphat , Ammoniumnitrat , 
Harnstoffe und pflanzliche Produkte, wie Getreidemehl , Baumrin- 
den-, Holz- und NuBschalenmehl , Cellulosepulver oder andere feste 
5 Tragerstof f e. 

Beispiele fur solche Zubereitungen sind: 

I. eine Losung aus 90 Gew.-Teilen einer erf indungsgemaBen Ver- 
io bindung I und 10 Gew.-Teilen N-Methyl-2-pyrrolidon, die zur 

Anwendung in Form kleinster Tropfen geeignet ist; 

II. eine Mischung aus 10 Gew.-Teilen einer erf indungsgemaBen Ver- 
bindung I, 70 Gew.-Teilen Xylol, 10 Gew.-Teilen des Anlage- 

15 rungsproduktes von 8 bis 10 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Qlsaure- 

N-monoethanolamid, 5 Gew.-Teilen Calciumsalz der Dodecyl- 
benzolsulf onsaure, 5 Gew.-Teilen des Anlagerungsproduktes von 
4 0 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusol; durch feines Verteilen 
der Losung in Wasser erhalt man eine Dispersion. 



20 



III. eine waBrige Dispersion aus 10 Gew.-Teilen einer erf indungs- 
gemaBen Verbindung I, 40 Gew.-Teilen Cyclohexanon, 30 Gew.- 
Teilen iso-Butanol, 20 Gew.-Teilen des Anlagerungsproduktes 
von 4 0 mol Ethylenoxid an 1 mol Ricinusol; 



25 



IV. eine waBrige Dispersion aus 10 Gew.-Teilen einer erf indungs- 
gemaBen Verbindung I, 25 Gew.-Teilen Cyclohexanol , 55 Gew.-, 
Teilen einer Mineralolf raktion vom Siedepunkt 210 bis 280°C 
und 10 Gew.-Teilen des Anlagerungsproduktes von 4 0 mol 

30 Ethylenoxid an 1 mol Ricinusol; 

V. eine in einer Hammermuhle vermahlene Mischung aus 80 Gew.- 
Teilen, vorzugsweise einer festen erf indungsgemaBen Ver- 
bindung I, 3 Gew.-Teilen des Natriumsalzes der Di-iso-butyl- 

35 naphthalin-2-sulf onsaure, 10 Gew.-Teilen des Natriumsalzes 

einer Ligninsulf onsaure aus einer Sulf itablauge und 7 Gew.- 
Teilen pulverformigem Kieselsauregel; durch feines Verteilen 
der Mischung in Wasser erhalt man eine Spritzbrlihe; 

40 VI. eine innige Mischung aus 3 Gew.-Teilen einer erf indungs- 
gemaBen Verbindung I und 9 7 Gew.-Teilen feinteiligem Kaolin; 
dieses Staubemittel enthalt 3 Gew.-% Wirkstoff; 

VII. eine innige Mischung aus 30 Gew.-Teilen einer erfindungs- 
45 gemaBen Verbindung I, 62 Gew.-Teilen pulverformigem Kiesel- 

sauregel und 8 Gew.-Teilen Paraffinol, das auf die Ober- 
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flache dieses Kieselsauregels gespriiht wurde; diese Aufberei- 
tung gibt dem Wirkstoff eine gute Haf tf ahigkeit ; 

VIII • eine stabile waftrige Dispersion aus 4 0 Gew.-Teilen einer 
5 erf indungsgemaJBen Verbindung I, 10 Gew.-Teilen des Natrium- 

salzes eines Phenolsulf onsaure-Harnstof f -Formaldehyd-Konden- 
sates, 2 Gew.-Teilen Kieselgel und 48 Gew.-Teilen Wasser, die 
weiter verdiinnt werden kann; 



10 IX. eine stabile olige Dispersion aus 20 Gew.-Teilen einer 

erf indungsgemal3en Verbindung I, 2 Gew.-Teilen des Calcium- 
salzes der Dodecylbenzoisulf onsaure , 8 Gew.-Teilen Fett- 
alkoholpolyglykolether , 2 0 Gew.-Teilen des Natriumsalzes 
eines Phenolsulf onsaure-Harnstof f-Formaldehyd-Kondensates und 

15 50 Gew.-Teilen eines paraf f inischen Mineralols. 



Die neuen Verbindungen zeichnen sich durch eine hervorragende 
Wirksamkeit gegen ein breites Spektrum von pf lanzenpathogenen 
Pilzen, insbesondere aus der Klasse der Deuteromyceten, 
20 Ascomyceten, Phycomyceten und Basidiomyceten, aus. Sie sind zum 
Teil systemisch wirksam und konnen ais Blatt- und Bodenf ungizide 
eingesetzt werden. 

Besondere Bedeutung haben sie fur die Bekampfung einer Vielzahl 
25 von Pilzen an verschiedenen Kulturpf lanzen wie Weizen, Roggen, 
Gerste, Hafer, Reis , Mais f Rasen, Baumwolle, Soja r Kaffee, Zuk- 
kerrohr, Wein, Obst- und Zierpf lanzen und Gemusepf lanzen wie Gur- 
ken, Bohnen und Kurbisgewachsen, sowie an den Samen dieser Pf lan- 
zen . 

30 

Die Verbindungen werden angewendet, indem man die Pilze Oder die 
vor Pilzbefall zu schiitzenden Saatguter, Pf lanzen, Materialien 
Oder den Erdboden mit einer fungizid wirksamen Menge der Wirk- 
stoff e behandelt. 

35 

Die Anwendung erfolgt vor oder nach der Infektion der Materia- 
lien, Pf lanzen oder Samen durch die Pilze. 



Speziell eignen sich die neuen Verbindungen zur Bekampfung fol- 
40 gender Pf lanzenkrankheiten: 

Erysiphe graminis (echter Mehltau) in Getreide, Erysiphe 
cichoracearum und Sphaerotheca fuliginea an Kurbisgewachsen, 
Podosphaera leucotricha an Apfeln, Uncinula necator an Reben f 
45 Puccinia-Arten an Getreide, Rhizoctonia-Arten an Baumwolle und 
Rasen, Ustilago-Arten an Getreide und Zuckerrohr, Venturia 
inaequalis (Schorf) an Apfeln, Helminthosporium-Arten an Ge- 
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treide, Septoria nodorum an Weizen, Botrytis cinerea (Grauschim- 
mel) an Erdbeeren, Reben, Zierpflanzen und Gemiise, Cercospora 
arachidicola an Erdnussen, Pseudocercosporella herpotrichoides an 
Weizen, Gerste, Pyricularia oryzae an Reis, Phytophthora 
5 infestans an Kartoffeln und Tomaten, Fusarium- und Verticillium- 
Arten an verschiedenen Pflanzen, Plasmopara viticola an Reben, 
Alternaria-Arten an Gemiise und Obst. 

Die neuen Verbindungen konnen auch im Materialschutz (Holzschutz) 
10 eingesetzt werden, z.B. gegen Paecilomyces variotii. 

Die fungiziden Mittel enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 
95, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 Gew.-% Wirkstof f. 

15 Die Aufwandmengen liegen je nach Art des gewunschten Effektes 

zwischen 0,025 und 2, vorzugsweise 0,1 bis 1 kg Wirkstoff pro ha. 

Bei der Saatgutbehandlung werden im allgemeinen Wirkstof fmengen 
von 0,001 bis 50, vorzugsweise 0/01 bis 10 g je Kilogramm Saatgut 
20 benotigt. 

Die erf indungsgemaBen Mittel konnen in der Anwendungsf orm als 
Fungizide auch zusammen mit anderen Wirkstof fen vor liegen, z.B. 
mit Herbiziden, Insektiziden, Wachstumsregulatoren, Fungiziden 
25 oder auch mit Dungemitteln . 

Beim Vermischen mit Fungiziden erhalt man dabei in vielen Fallen 
eine VergrdBerung des fungiziden Wirkungsspektrums . 

30 Die folgende Liste von Fungiziden, mit denen die erfindungs- 

gemaBen Verbindungen gemeinsam angewendet werden konnen, soli die 
Kombinationsmdglichkeiten erlautern, nicht aber einschranken: 

Schwefel, Dithiocarbamate und deren Derivate, wie Ferridimethyl- 
35 dithiocarbamat, Zinkdimethyldithiocarbamat , Zinkethylenbisdithio- 
carbamat, Manganethylenbisdithiocarbamat , Mangan-Zink-ethylendia- 
min-bis-dithiocarbamat, Tetramethylthiuramdisulf id, Ammoniak-Kom- 
plex von Zink-(N,N-ethylen-bis-dithiocarbamat ) , Ammoniak-Komplex 
von Zink- ( N , N ' -propylen-bis-dithiocarbamat ) , Zink- ( N , N ' -propylen- 
40 bis-dithiocarbamat ) , N , N ' -Polypropy len-bis- ( thio- 
carbamoyl ) -disulf id; 

Nitroderivate , wie Dinitro- { 1-methy Iheptyl ) -phenylcrotonat , 
2-sec . -Butyl-4 , 6-dinitrophenyl-3 , 3-dimethylacrylat , 2-sec . - 
45 Butyl-4 , 6-dinitrophenyl-iso-propylcarbonat , 5-Nitro-iso-phthal- 
saure-di-iso-propylester ; 
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heterocyclische Substanzen, wie 2-Heptadecyl-2-imidazolin-acetat 
2 , 4-Dichlor-6- ( o-chloranilino ) -s-triazin, 0 , O-Diethyl-phthalimi- 
dophosphonothioat , 5 -Amino- 1- [ bis - ( dimethyl- 

amino) -phosphinyl ]— 3-phenyl- 1 , 2 , 4-triazol, 2 , 3-Dicyano-l , 4-di- 
5 thioanthrachinon , 2-Thio-l , 3-dithiolo [ 4 , 5-b ] chinoxalin , 1- { Butyl 
carbamoyl ) -2-benzimidazol-carbaminsauremethylester , 2-Methoxycar 
bonylamino-benzimidazol , 2- ( Furyl- ( 2 ) ) -benzimidazol , 
2- ( Thiazoiyl- ( 4 ) ) -benzimidazol , N- (1,1,2, 2-Tetrachlorethyl- 
thio ) -tetrahydrophthalimid , N-Trichlormethy Ithio-tetrahydrophtha 
10 limid , N-Trichlormethylthio-phthalimid , 

N-Dichlorf luormethylthio-N ' , N ' -dimethyl-N-phenyl-schwef elsaure- 
diamid, 5-Ethoxy-3-trichlormethyl-l , 2 , 3-thiadiazol , 2-Rhodan- 
methylthiobenzthiazol , 1 , 4-Dichlor-2 , 5-dimethoxybenzol , 
15 4- ( 2-Chlorphenylhydrazono ) -3-methyl-5-isoxazolon , Pyridin- 

2- thion-l-oxid, 8-Hydroxychinolin bzw. dessen Kupfersalz, 2,3-Di 
hydro-5-carboxanilido-6-methyl-l , 4-oxathiin, 2 , 3-Dihydro- 
5-carboxanilido-6-methyl-l , 4-oxathiin-4 , 4-dioxid, 2-Methyl- 

5 , 6-dihydro-4H-pyran-3-carbonsaure-anilid, 2-Methyl-f u-^ 
20 ran-3-carbonsaureanilid, 2 , 5-Dimethyl-f uran-3-carbonsaureanilid, 
2,4, 5-Trimethyl-f uran-3-carbonsaureanilid, 2 , 5-Dimethyl-f uran- 

3- carbonsaurecyclohexylamid, N-Cyclohexyl-N-methoxy-2 , 5-dimethyl 
f uran-3-carbonsaureamid, 2-Methyl-benzoesaure-anilid, 2-Iod-ben- 
zoesaure-anilid , N-Formyl-N-morpholin-2 , 2 , 2- trichlorethylacetal , 

25 Piperazin-1 , 4-diylbis- ( l-( 2, 2 , 2-trichlor-ethyl )-f ormamid, 
1- ( 3 , 4-Dichloranilino ) -1-f ormylamino-2 , 2 , 2-trichlorethan , 

2 , 6-Dimethyl-N-tridecyl-morpholin bzw. dessen Salze, 2,6-Dime- 
thyl-N-cyclododecyl-morpholin bzw. dessen Salze, N- [ 3- ( p-tert . - 

30 Butylphenyl ) -2-methylpropyl J -cis-2 , 6 -dimethylmorpholin , N- [ 3- ( p- 
tert . -Butylphenyl ) -2-methylpropyl ] -piperidin , 1- [ 2 - ( 2 , 4-Dichlor- 
phenyl ) -4-ethyl-l , 3-dioxolan-2-yl-ethyl ] - 
1H-1 , 2 , 4-triazol 1- [ 2- ( 2 , 4-Dichlorphenyl ) -4-n-pro- 
pyl-1 , 3-dioxolan-2-yl-ethyl ] -1H-1 , 2 , 4-triazol , N- ( n-Pro- 

35 py 1 ) -N- (2,4, 6-trichlorphenoxyethyl ) -N ' -imidazol-y 1-harnstof f , 
1- ( 4-Chlorphenoxy ) -3 , 3-dimethyl-l- ( 1H-1 , 2 , 4-tri- 
azol-l-yl ) -2-butanon, ( 2-Chlorphenyl ) - ( 4-chlor- 
phenyl ) -5-pyrimidin-methanol, 5-Butyl-2-dimethyl- 
amino-4-hydroxy-6-methyl-pyrimidin , Bis- ( p-chlorphenyl ) -3-pyri- 

40 dinmethanol , 1 , 2-Bis- ( 3-ethoxycarbonyl-2-thioureido ) -benzol , 
1 , 2-Bis- ( 3-methoxycarbonyl-2-thioureido ) -benzol , [ 2- ( 4-Chlor- 
phenyl) ethyl ]-( 1, 1-dimethylethyl ) -1H— 1 , 2 , 4-triazol- 1-ethanol , 
1- [ 3- ( 2-Chlorphenyl ) - 1- ( 4-f luorphenyl ) oxiran-2-yl-me- 
thyl]-lH-l, 2, 4-triazol sowie 
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verschiedene Fungizide, wie Dodecylguanidinacetat , 
3- [ 3- ( 3 , 5-Dimethy 1-2-oxycyclohexyl ) -2-hydroxyethyl ] glutarimid , 
Hexachlorbenzol , DL-Methyl-N-( 2 , 6-dimethyl-phenyl ) -N-f u- 
roy 1 ( 2 ) -alaninat , DL-N- ( 2 , 6-Dimethy 1-phenyl ) -N- ( 2 ' -methoxyace- 
5 tyl ) -alanin-methylester , N- ( 2 , 6-Dimethylpheny 1 ) -N-chloracetyl- 
D, L-2-aminobutyrolacton, DL-N- ( 2 , 6-Dimethylphenyl ) -N- ( phenylace- 
tyl ) -alaninmethylester , 5-Methyl-5-vinyl-3- ( 3 , 5-dichlor- 
phenyl ) -2 , 4-dioxo-l , 3-oxazolidin , 3- [ ( 3 , 5-Dichlor- 
phenyl ) -5-methyI- 5-methoxymethyl- 1 , 3-oxazolidin-2 , 4-dion, 
10 3- ( 3 , 5-Dichlorphenyl ) -1-iso-propylcarbamoylhydantoin , 
N- ( 3 , 5-Dichlorphenyl ) -1 , 2-dimethylcyclopropan- 

1 , 2-dicarbonsaureimid, 2-Cyano- [ N- ( ethylaminocarbony 1 ) -2-meth- 
oximino ] -acetamid , 1- [ 2- ( 2 , 4-Dichlorphenyl ) -pentyl ] - 1K-1 , 2 , 4-tri- 
azol , 2 , 4-Dif luor-a- ( 1H-1 , 2 , 4-triazolyl-l-methyl ) -benzhydrylalko- 
15 hoi , N- ( 3-Chlor-2 , 6-dinitro-4-trif luormethyl-phenyl ) -5-trif luor- 
methyl-3-chlor-2-aminopyridin / 1- ( ( bis- ( 4-Fluorphenyl ) -methylsi- 
lyl ) -methyl ) -1K-1 , 2 , 4-triazol , 

Strobilurine wie Methyl— E— methoximino— [ a— (o— tolyloxy ) — 
20 o-tolyl]acetat, Methyl— E— 2— {2— [ 6— ( 2— cyanophenoxy )pyridimin— 4— yl- 
oxy ] phenyl }— 3— methoxyacry lat , Methyl— E— methoximino— [ a— ( 2 , 5— di- 
methylphenoxy )— o— tolyl ] acetamid • 

Anilino— Pyrimidine wie N— ( 4 , 6— dimethylpyrimidin— 2— yl ) anilin , 
25 N— [4— methyl— 6— ( 1— propinyl )pyrimidin— 2— yl]anilin, N— ( 4—methyl— 
6— cyclopropy 1— pyrimidin— 2— yl ) anilin . 

Phenylpyrrole wie 4— ( 2 , 2— dif luor— 1 , 3— benzodioxol— 4— yl )— pyrrol— 
3— carbonitril . 

30 

Zimtsaureamide wie 3— ( 4— chlorphenyl ) — 3— ( 3 , 4— dimethoxy- 
phenyl ) aery lsauremorpholid . 

Beispiel 1 

35 

O-Cyclopropylmethyl-N-phenylacetyl- ( 2 , 6-dichlorphenyl ) -acetamido- 
xim (Verbindung Nr. 1 aus Tabelle 1) 

a) ( 2 , 6-Dichlorphenyl)acetamidoxim 

40 

Zu 15,0 g (81 mmol) ( 2 , 6-Dichlorphenyl ) acetonitril in 60 ml 
Ethanol wurden 10,3 g (148 mmol) Hydroxylaminhydrochlorid und 
anschlieJ3end 11,1 g (105 mmol) Natriumcarbonat gelost in 40 ml 
Wasser gegeben. Diese Mischung wurde 4 h unter RuckfluB gekocht, 
45 in wassrigen Natriumdihydrogenphosphat-Puf f er (pH 7-8) gegeben 
und mit Methylenchlorid extrahiert. Der dabei aus gefallene weiJ3e 
Feststoff (14,0 g) wurde abfiltriert und im Vakuum getrocknet. 
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Weiteres Produkt (3,1 g) wurcie nach ciem Entfernen des Losungs- 
mittels im Vakuum aus dem Extrakt gewonnen. Insgesamt betrug die 
Ausbeute 17,1 g mit dem Schmp. 172-173°C. 

5 b) O-Cyclopropylmethyl- ( 2 , 6 -dichlorphenyl ) acetamidoxim 

Zu 10,0 g (46 mmol) ( 2 , 6-Dichlorphenyl ) acetamidoxim in 40 ml 
Dimethylf ormamid wurden 6,5 g (48 mmol) Cyclopropylmethylbromid 
gegeben. Die Mischung wurde auf — 20°C gekiihlt und tropfenweise mit 

10 5,4 g (48 mmol) Kalium-tert . -butylat in 2 0 ml Dimethylf ormamid 
versetzt. Die Mischung wurde 1 h bei — 2 0°C und iiber Nacht bei 
Raumtemperatur geriihrt, auf wassrigen Natriumdihydrogenphosphat- 
Puffer gegossen (pH 6) und 5 mal mit Diethylether extrahiert. Die 
vereinigten Extrakte wurden zweimal mit Wasser und einmal mit ge- 

15 sattigter Kochsalz-Losung gewaschen, iiber Natriumsulf at getrock- 
net und im Vakuum eingeengt . Ausbeute 12,3 g gelbes 01, das ohne 
weitere Reinigung weiter umgesetzt wurde. 

c ) O-Cyclopropylmethyl-N-phenylacetyl- ( 2 , 6-dichlorphenyl ) -aceta- 
20 midoxim 

5,0 g (18 mmol) O-Cyclopropylmethyl- ( 2 , 6-dichlorphenyl ) acetamido- 
xim in 40 ml Toluol wurden auf 85°C erwarmt und mit 3,9 g (25 
mmol) Phenylacetylchlorid versetzt. Die Mischung wurde 5 h auf 

25 100°C erwarmt, abgekiihlt, auf wassrige Natriumhydrogencarbonat-L6- 
sung gegeben (pH 7) und mit dreimal Toluol extrahiert. Die ver- 
einigten Extrakte wurden mit Wasser gewaschen, iiber Natriumsulf at 
getrocknet und im Vakuum eingeengt. Das Rohprodukt (5,6 g) wurde 
durch Chromatographic an Kieselgel mit Cyclohexan/Essigsaureethy- 

30 lester gereinigt. Schmp. 134-135°C. 

Beispiel 2 

O-Cyclopropylmethyl-N-phenylacetyl- ( 2-chlor-6-f luorphenyl ) aceta- 
35 midoxim (Verbindung Nr. 2 aus Tabelle 1) 

a ) ( 2-Chlor-6-f luorphenyl ) acetamidoxim 

Zu 10,0 g (59 mmol) ( 2-Chlor-6-f luorphenyl ) acetonitril ) in 50 ml 
40 Ethanol wurden 7,0 g (101 mmol) Hydroxylaminhydrochlorid und 
anschlieJ3end 7,5 g (71 mmol) Natriumcarbonat gelost in 30 ml 
Wasser gegeben. Diese Mischung wurde 4 h unter RiickfluB gekocht, 
in wassrigen Natriumdihydrogenphosphat-Puf f er (pH 7-8) gegeben, 
mit Methylenchlorid extrahiert und iiber Natriumsulf at getrocknet. 
45 Nach dem Entfernen des Losungsmittels im Vakuum wurden aus dem 
Extrakt 4,9 g Produkt gewonnen. Weitere 3,7 g fielen aus der 
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wassrigen Phase aus. Ausbeute insgesamt: 8,6 g, die direkt weiter 
umgesetzt wurden. 

b) O-Cyclopropylmethyl- ( 2-chlor-6-f luorphenyl ) acetamidoxim 

5 

Zu 4,0 g (20 mmol) ( 2-Chlor-6-f luorphenyl ) acetamidoxim in 30 ml 
Dimethylf ormamid wurden 2,8 g (21 mmol) Cyclopropylmethylbromid 
gegeben. Die Mischung wurde auf — 20°C gekiihlt und tropfenweise mit 
2,4 g (21 mmol) Kalium-tert . -butylat in 2 0 ml Dimethylf ormamid 

10 versetzt. Die Mischung wurde 1 h bei -2 0°C und liber Nacht bei 
Raumtemperatur geriihrt, auf wassrigen Natriumdihydrogenphosphat- 
Puffer gegossen (pH 6) und 5 mal mit Diethylether extrahiert. Die 
vereinigten Extrakte wurden zweimal mit Wasser und einmal mit ge- 
sattigter Kochsalz-Losung gewaschen, iiber Natriumsulf at getrock- 

15 net und im Vakuum eingeengt. Ausbeute 4,8 g gelbes 6l, das ohne 
weitere Reinigung weiter umgesetzt wurde. 

c ) O-Cyclopropylmethyl-N-phenylacetyl- ( 2-chlor-6-f luor- 
phenyl ) -acetamidoxim 

20 

3,0 g (12 mmol) O-Cyclopropylmethyl- ( 2-chlor-6-f luorphenyl ) -ace- 
tamidoxim in 30 ml Toluol wurden auf 85°C erwarmt und mit 2,5 g 
(16 mmol) Phenylacetylchlorid versetzt. Die Mischung wurde 5 h 
auf 100°C erwarmt, abgekuhlt, auf wassrige Natriumhydrogen-carbo- 
25 nat-L6sung gegeben (pH 7) und mit dreimal Toluol extrahiert. Die 
vereinigten Extrakte wurden mit Wasser gewaschen, iiber Natrium- 
sulf at getrocknet und im Vakuum eingeengt. Das Rohprodukt (3,8 g) 
wurde durch Chromatographic an Kieselgel mit Cyclohexan/Essigsau- 
reethylester gereinigt. Ausbeute 1,5 g vom Schmp. 109-110°C. 

30 

Beispiel 3 



Analog zu den in den Beispielen 1 und 2 beschriebenen Methoden 
wurden die folgenden Verbindungen hergestellt: 

35 



40 



Verbindung 

aus 
Tabelle 1 


Physikalische Daten 






Nr. 3 


Schmp. 75-78°C 


Nr. 5 


l H— NMR (CDC1 3 ) 6 = 0,17 (m); 0, 48 (m) ; 0,97 (m) ; 3,56 ~ 
(s); 3,75 (d); 4,03 (s); 7,10-7,25 (m) ; 8,23 (s). 


Nr. 7 


1 H-NMR (CDCI3) 6 = -0,05 (m); 0,35 (m) ; 0,79 (m) ; 3,50 
(d); 3,73 (s); 4,32 (s); 7,10-7,45 (m) ; 8,43 (s). 


Nr. 23 


Schmp. 69-72°C 


Nr. 34 


Schmp. 94-96°C 


Nr. 35 


Schmp. 76-80°C 


Nr. 36 


Schmp. 95-98°C 


Nr. 37 


Schmp. 58-61°C 
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Verbindung 

aus 
Tabelle 1 


Physikalische Daten 


Nr. 359 

Nr. 374 ! 


^H-NMR (CDC1 3 ) 0 0,20 (m); 0, 48 (a); 1,00 (m) ; 1,38 
(d); 3,50 (m); 3,78 (d); 4,87 (q) ; 7,05-7,35 (m); 8,19 
(s) . 

Schmp. 63-65°C ~~ — 



Beispiel 4 

10 wirk samkeit gegen Weizenmehltau 

Blatter von in Topfen gewachsenen Weizenkeimlingen der Sorte 
"Kanzler" wurden mit wafiriger Wirkstof f aufbereitung, die aus 
einer Stammldsung bestehend aus 10 % Wirkstof f, 63 % Cyclohexanon 
und 27 % Emulgiermittel angesetzt wurde, bis zur Tropfnasse be- 
spruht und 24 Stunden nach dem Antrocknen des Sprit zbelages mit 
Sporen des Weizenmehltaus (Erysiphe graminis forma specialis 
trztici) bestaubt. Die Versuchspf lanzen wurden anschlieJ3end im 
Gewachshaus bei Temperaturen zwischen 20 und 24° C und 60 bis 90 % 
20 relativer Luf tf euchtigkeit aufgestellt. Nach 7 Tagen wurde das 
Ausmafi der Mehltauentwicklung visuell in % Befall der gesamten 
Blattflache ermittelt. 



15 



25 



j wirkstoff Nr. 
| aus Tabelle 1 


j % - Befall der Blatter 
j 16 ppm-haltiger waJ3riger 


nach Applikation von 
Wirkstof f aufbereitung 


Nr . 1 


1 3 




[ Nr. 2 


1 3 




j Unbehandeit 


95 





30 



Die mit den Wirkstof fen Nr. 1 und 2 der Tabelle 1 behandelten 
Pf lanzen zeigten einen Befall von nur 3 I, wahrend die unbe- 
handelten Pf lanzen zu 95 % befallen waren. 

35 Beispiel 5 
. Protektive Wirksamkeit gegen Gurkenmehltau 

Blatter von in Topfen gewachsenen Gurkenkeimlingen der Sorte 
40 "Chmesische Schlange" wurden im Zweiblattstadium mit waflriger 
Wirkstoff aufbereitung, die mit einer Stammldsung aus 10 % wirk- 
stoff, 63 % Cyclohexanon und 27 % Emulgiermittel angesetzt wurde, 
bis zur Tropfnasse bespruht. 20 Stunden nach dem Antrocknen des 
Spritzbelages wurden die Pflanzen mit einer waJ3rigen Sporen- 
45 suspension des Gurkenmehltaus ( Spnaerotneca fuliginea) inoku- 
liert. AnschlieJ3end wurden die Pflanzen im Gewachshaus bei Tem- 
peraturen zwischen 20 und 24° C und 60 bis 80 % relativer Luft- 
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feuchtigkeit fur 2 0 Tage kultiviert. Dann wurde das Ausmafl der 
Mehltauentwicklung visuell in %-Befall der gesamten Blattflache 
ermittelt . 



jwirkstoff Nr. ; % - Befall der Blatter nach Applikation von 

| aus Tabelle 1 ■ 63 ppm-haltiger waflriger Wirkstof f auf bereitung 

jwirkstoff Nr. i ; 10 . 

! Wirkstof f Nr. 2 j 10 " 

iO 1 Unbehandelt [ " §0 " 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



45 
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Patentanspriache 

1 . Benzylamidoxime-Derivate der Formel I 



10 



15 




20 



25 



30 



35 



40 



wobei die Reste folgende Bedeutung haben: 

A ein Aryl oder Hetarylrest aus der Gruppe Phenyl, Pyridyl 
Oder Thienyl; 

Y eine geradkettige oder verzweigte C 1 -c 4 -Alkylengruppe, 
wobei ein Kohlenstof f atom durch ein Sauerstoff-, Stick- 
stoff- oder Schwefelatom oder durch eine Cyclopropyl- 
gruppe ersetzt sein kann; 

Rn 1 ein bis funf gleiche oder verschiedene Reste aus der 

Gruppe: Wasserstoff, Halogen, Cj-Cg-Alkyl, C,-C 6 -Alkoxy , 
Ci-04-Halogenalkyl, Ci-04-Halogenalkoxy , C 1 -C 4 -Alkylthio, 
Ci-C 4 -Alkoxyalkoxy; 



R2 



Phenyl-Ci-C 6 -Alkyl, welches am Phenylring einen oder meh- 
rere Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend 
aus Halogen, Cx-C^-Alkyl, Ci-04-Halogenalkyl, d-C^j-Alkoxy 
oder Ci-04-Halogenalkoxy tragen kann, oder 

Thienyl-d-04-Alkyl, welches am Thienylring einen oder 
mehrere Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend 
aus Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl , Ci-C4-Alkoxy 
oder C!-C4-Halogenalkoxy tragen kann, oder 



45 
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Pyrazolyl-Ci-C 4 -Alkyi, welches am Pyrazolring einen Oder 
mehrere Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend 
aus Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl , Ci-C 4 -Alkoxy 
oder Ci-C 4 -Halogenalkoxy tragen kann, 

5 

R p 3 ein bis funf gleiche oder verschiedene Reste aus der 

Gruppe: Wasserstoff, Halogen, Ci-Ce-Alkyi, Ci-C6-Alkoxy , 
Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Halogenalkoxy , C 1 -C 4 -Alkylthio / 
Ci-C 4 -Alkoxyalkoxy , Ci-C 6 -Alkylcarbonyl ; 

10 

n 0-5; 



p je nach Anzahl der freien Valenzen 0-4. 

15 2 . Benzylamidoxime der Formel I nach Anspruch 1 , wobei A Phenyl 
bedeutet. 



3. Benzylamidoxime der Formel I nach einem der Ansprliche 1-8, 
wobei A Pyridyl bedeutet. 

20 

4 . Benzylamidoxime der Formel I nach Anspruch 1 oder 2 , wobei Y 
ein Kohlenstof f atom darstellt. 



5. Benzylamidoxime der Formel I nach einem der Ansprliche 1 — 3, 
25 wobei R n x ein bis funf gleiche oder verschiedene Reste aus der 

Gruppe: Wasserstoff, Halogen, Ci-Cg-Alkyl, Ci-Cs-Alkoxy , 
Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Halogenalkoxy , Ci-C 4 -Alkylthio, 
Ci-C 4 -Alkoxyalkoxy bedeutet. 



30 6. Benzylamidoxime der Formel I nach einem der Anspriiche 1 — 4, 
wobei 



R 2 Phenyl-Ci-C6-Alkyl, welches am Phenylring einen oder meh- 
rere Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend 
35 aus Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, C!-C 4 -Alkoxy 

oder Ci-C 4 -Halogenalkoxy tragen kann, oder 

Thienyl-Ci-C 4 -Alkyl, welches am Thienylring einen oder 
mehrere Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend 
40 aus Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl , Ci-C 4 -Alkoxy 

oder Ci-C 4 -Halogenalkoxy tragen kann, oder 



Pyrazolyl-Ci-C 4 -Alkyl, welches am Pyrazolring einen oder 
mehrere Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend 
45 aus Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl , Ci-C 4 -Alkoxy 

oder Ci-C 4 -Halogenalkoxy tragen kann, 
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bedeutet . 



7 . Benzylamidoxime der Formel I nach einem der Anspruche 1 — 5 , 
wobei R p 3 ein bis zwei gleiche Oder verschiedene Reste aus der 
5 Gruppe: Wasserstoff, Halogen, Ci-Ce-Alkyl, Ci-C 6 -Alkoxy , 

Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Halogenalkoxy , Ci-C 4 -Alkylthio, 
Ci-C 4 -Alkoxyalkoxy bedeutet. > 

8 . Benzylamidoxime der Formel I nach Anspruch 7 , wobei R p 3 Was- 
10 serstoff oder Ci-C 4 -Alkyl bedeutet. 



9 - Benzylamidoxime der Formel I nach Anspruch 1 , wobei die Reste 
folgende Bedeutung haben: 

15 A ein Aryl oder Hetarylrest aus der Gruppe Phenyl, Pyridyl 

oder Thienyl; 



Y ein Kohlenstof f atom; 

20 Rn 1 ein bis fiinf gleiche oder verschiedene Reste aus der 

Gruppe: Wasserstoff, Halogen, Ci-Ce-Alkyl, Ci-C6-Alkoxy , 
Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Halogenalkoxy , Ci-C 4 -Alkylthio, 
Ci-C 4 -Alkoxyalkoxy ; 

25 R 2 Phenyl-Ci-C6-Alkyl, welches am Phenylring einen oder meh*- 

rere Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend 
aus Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl , Ci-C 4 -Alkoxy 
oder Ci-C 4 -Halogenalkoxy tragen kann, oder 

30 Thienyl-Ci-C 4 -Alkyl f welches am Thienylring einen oder 

mehrere Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend 
aus Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl , Ci-C 4 -Alkoxy 
oder Ci-C 4 -Halogenalkoxy tragen kann, oder 



35 Pyrazolyl-Ci-C 4 -Alkyl, welches am Pyrazolring einen oder 

mehrere Substituenten ausgewahlt aus der Gruppe bestehend 
aus Halogen, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alkoxy 
oder Ci-C4-Halogenalkoxy tragen kann, 

40 R p 3 ein bis zwei gleiche oder verschiedene Reste aus der 

Gruppe: Wasserstoff, Halogen, Ci-Cs-Alkyl, Ci-C6-Alkoxy , 
Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Halogenalkoxy , Ci-C 4 -Alkylthio, 
C i-C 4 -Alkoxyalkoxy ; 



45 



n 0-5; 
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p 0-2- 
10. Amidoxime der Formel III 



10 




III 



wobei Rn 1 und R p 3 die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen 
15 haben. 

11. Amidoxim-Derivate der Formel IV 



20 



25 




IV 



30 

wobei Rn 1 und R p 3 die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen 
haben . 

12. Verwendung von Verbindungen der Formel III gemaB Anspruch 10 
35 zur Herstellung von Benzamidoxim-Derivate der Formel I. 

13. Verwendung von Verbindungen der Formel IV gemaB Anspruch 11 
zur Herstellung von Benzamidoxim-Derivate der Formel I. 

4Q 14. Verwendung der Benzamidoxim-Derivate der Formel I gema/3 den 
Anspriichen 1-9 zur Bekampfung von Schadpilzen. 
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15. Verfahren zur Herstellung der Benzamidoxim-Derivate der For- 
mel I gemaJ3 einem der Anspruche 1-9, dadurch gekennzeichnet, 
dafl man Benzonitrile der Formel II 
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II 



mit Hydroxylamin oder dessen Salzen in waflriger Losung, 
vorzugsweise bei einem pH-Wert von grofler 8 zu Benzamidoximen 
der Formel III 




III 



umsetzt, diese anschlieBend mit einem Cyclopropylmethylhalo- 
genid zu Benzamidoximen der Formel IV 




IV 



30 



35 



40 



45 



alkyliert und anschlieBend mit einem entsprechenden Saure- 
halogenid in Benzamidoxim-Derivate der Formel I uberfiihrt. 

16. Agrochemische Zusammensetzung enthaltend eine fungizid wirk- 
same Menge mindestens eines Benzamidoxim-Derivats der Formel 
I nach den Anspruchen 1-9, sowie gegebenenf alls landwirt- 
schaftlich einsetzbare Hilfs- oder Zusatzstof f e. 

17. Verfahren zur Bekampfung von Schadpilzen, dadurch gekenn- 
zeichnet, da£ man die Schadpilze, deren Lebensraum oder die 
von ihnen f reizuhaltenden Pflanzen, Flachen, Materialien oder 
Raume mit einer fungizid wirksamen Menge einer Verbindung der 
allgemeinen Formel I oder einem ein Benzamidoxim-Derivat der 
Formel I enthaltenden fungiziden Mittel gemaJ3 Anspruch 16 be- 
handelt . 
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(57) Abstract: The invention relates to benzyl amidoxime derivatives of 
formula (I) as fungicides wherein: A represents an aryl or heteraryl rad- 
ical; Y represents a straight-chained or branched Q-C 4 alkylene group, 
whereby a carbon atom can be substituted by an oxygen, nitrogen or sul- 
phur atom or by a cyclopropyl group; R n J represents one to five simi- 
lar or different radicals from the group consisting of hydrogen, halogen, 
(I) d-Q alkyl, C r Q alkoxy, Q-C 4 halogen alkyl, C r C 4 halogen alkoxy, 
Ci-C 4 alkylthio, Q-C 4 alkoxyalkoxy; R 2 represents optionally substituted 
phenyl Q-Q alkyl, thienyl C1-C4 alkyl, or pyrazolyl C r C 4 alkyl, R p 3 rep- 
resents one to five similar or different radicals from the group consisting 
of hydrogen, halogen, C,-Q alkyl, d-Q alkoxy, Q-C4 halogen alkyl, 
Q-C 4 halogen alkoxy, C r C 4 alkylthio, C r C 4 alkoxyalkoxy, Q-Q alkyl 
carbonyl; n represents 0-5; and p represents 0-4, according to the number 
of free valences. 



3 

00 

(57) Zusammenfassung: Die vorliegende Anmeldung betrifft Benzylarnidoxim-Derivate der Formel (I) als Fungizide. wobei Aein 
^ Aryl oder Hetarylrest; Y eine geradkettige Oder verzweigte Q-Q-Alkylengruppe, wobei ein Kohlenstoffatom durch ein Sauerstoff-, 
2 Stickstofif- oder Schwefelatom Oder durch eine Cyclopropylgruppe ersetzt sein kann; R,, 1 ein bis funf gleiche oder verschiedene Reste 

aus der Gruppe: Wasserstofif, Halogen, C 1 -C 6 -Alkyl, C r C 6 - Alkoxy, Ct-Q-Halogenalkyl, Ci-C 4 -Haiogenalkoxy, Q-Cr Alkylthio, 
© C r C 4 -AIkoxyalkoxy; R 2 ggf. subsrituiertes Phenyl-Ci-Q-alkyl, Thienyl-Q-Q- Alkyl, oder Pyrazolyl-Ci-C 4 - Alkyl, R p 3 ein bis funf 

gleiche oder verschiedene Reste aus der Gruppe: Wasserstoff, Halogen, Q-Q-Alkyl, Ci-Q-Alkoxy, Ci-C 4 -Halogenalkyl, C r C 4 - 
^ Halogenalkoxy, C r C 4 - Alkylthio, C 1 -C 4 -Alkoxyalkoxy, C , -Q-Alkylcarbonyl ; n 0-5; p je nach Anzahl der freien Valenzen 0-4. 



WO 01/25187 A3 lillllllllllllllllillllllHIllHlipill 



(BF, BJ, CF, CG, CI, CM, GA, GN, GW, ML, MR, NE, 
SN, TO, TG). 

Veroffentlicht: 

— mit internationalem Recherchenbericht 

(88) Veroffentlichungsdatum des internationalen 

Recherchenberichts: 1. November 2001 



Zur Erkiarung der Zweibuchstaben-Codes, und der anderen 
Abkurzungen wird auf die Erkiarungen ("Guidance Notes on 
Codes and Abbreviations") am Anfangjeder regularen Ausgabe 
der PCT-Gazette verwiesen 



INTERNATIONAL SEARCH REPORT 


Interna <al Application No 




PCT/EP 00/09744 



A. CLASSIFICATION OF SUBJECT MATTER . 

IPC 7 C07C259/14 C07D213/54 C07D333/24 A01N37/52 A01N43/10 
A01N43/40 



According to International Patent Classification (IPC) or to both national classification and IPC 
B. FIELDS SEARCHED 

Minimum documentation searched (classification system followed by classification symbols) 

IPC 7 C07C C07D A01N 



Documentation searched other than minimum documentation to the extent that such documents are included in the fields searched 



Electronic data base consulted during the international search (name of data base and, where practical, search terms used) 

PAJ, EPO-Internal , CHEM ABS Data 



C. DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT 



Category • 


Citation of document, with indication, where appropriate, of the relevant passages 


Relevant to claim No. 


A 


PATENT ABSTRACTS OF JAPAN 

vol. 1998, no. 69, 

31 July 1998 (1998-07-31) 

& JP 10 095771 A (NIPPON SODA CO LTD), 

14 April 1998 (1998-04-14) 

cited in the application 

abstract 

-& JP 10 095771 A 
14 April 1998 (1998-04-14) 


1-17 


X 


DE 540 409 C (KNOLL A.-G. ) 
17 December 1931 (1931-12-17) 
example 1 


10 


X 


GB 876 079 A (A. WASSERMANN S.P.A.) 
30 August 1961 (1961-08-30) 
the whole document 

_/— 


10 



m 



Further documents are listed in the continuation of box C. 



Patent family members are listed in annex. 



4 Special categories of cited documents : 

•A" document defining the general state of the art which is not 

considered to be of particular relevance 
"E a earlier document but published on or after the international 

filing date 

"L" document which may throw doubts on priority daim(s) or 
which is cited to establish the publication date of another 
citation or other special reason (as specified) 

*0* document referring to an oral disclosure, use, exhibition or 
other means 

*P* document published prior to the international fifing date but 
later than the priority date claimed 



T* later document published after the international filing date 
or priority date and not in conflict with the application but 
cited to understand the principle or theory underlying the 
Invention 

'X* document of particular relevance; the claimed invention 
cannot be considered novel or cannot be considered to 
involve an inventive step when the document is taken alone 

'Y* document of particular relevance; the claimed invention 

cannot be considered to involve an inventive step when the 
document is combined with one or more other such docu- 
ments, such combination being obvious to a person stalled 
In the art. 

*&* document member of the same patent family 



Date of the actual completion of the international search 

3 April 2001 


Date of mailing of the international search report 

18/04/2001 


Name and mailing address of the ISA 

European Patent Office, P.B. 5818 Patent tean 2 
NL - 2280 HV Rijswijk 
Tel (+31-70) 340-2040, Tx. 31 651 epo nl, 
Fax (+31-70) 340-3016 


Authorized officer 

Rufet, J 



Form PCT/1SA/210 (second sheet) (Jury 1992) 



page 1 of 2 



INTERNATIONAL SEARCH REPORT 



Intern*. . .- lal Application No 

PCT/EP 00/09744 



C(Continuation) DOCUMENTS CONSIDERED TO BE RELEVANT 



Category ° Citation of document, with indication .where appropriate, of the relevant passages 



Relevant to claim No. 



BE 826 325 A (THE DOW CHEMICAL COMPANY) 

5 September 1975 (1975-09-05) 
claim 1 

CHEMICAL ABSTRACTS, vol. 62, no. 10, 
10 May 1965 (1965-05-10) 
Columbus, Ohio, US; 
abstract no. 11732e, 

A. A. AROYAN ET AL. : "Synthesis of some 
amines amldoximes, and derivatives of 
guanidine" 

column 11732; 
XP002164076 
abstract 

6 IZV. AKAD. NAUK ARM. SSR, KHIM. NAUKI, 
vol. 17, no. 5, 1964, pages 543-548, 

SEIGO SUZUE ET AL. : "Synthetic 
antimicrobials" 

CHEMICAL AND PHARMACEUTICAL BULLETIN., 
vol. 21, 1973, pages 2146 -2160, 
XP000926253 

PHARMACEUTICAL SOCIETY OF JAPAN. TOKYO. , 
JP 

ISSN: 0009-2363 

Seite 2159, letzter Absatz 

BOUALEM OUSSAID ET AL. : "Improved 
synthesis of oxadiazoles under microwave 
1rradat1on" 

SYNTHETIC COMMUNICATIONS., 

vol. 25, no. 10, 1995, pages 1451-1459, 

XP000926265 

MARCEL DEKKER, INC., BASEL., CH 
ISSN: 0039-7911 
table 1 



10 



10 



10 



10 



Form PCT/ISA/210 (continuation of second sheet) (July 1992) 



page 2 of 2 



INTERNATIONAL SEARCH REPORT 

Information on patent family members 



Intern^ iai Application No 

PCT/EP 00/09744 



Pat nt document 
cited in search report 



Publication 
date 



Patent family 
member(s) 



Publication 
date 



JP 10095771 



14-04-1998 



NONE 





DE 


540409 


C 




NONE 




GB 


876079 


A 


30-08-1961 


NONE 



BE 826325 


A 


05-09-1975 


CA 


1033299 


A 


20-06-1978 








DE 


2510325 


A 


30-09-1976 








FR 


2302729 


A 


01-10-1976 








GB 


1491151 


A 


09-11-1977 








JP 


51108035 


A 


25-09-1976 








US 


3991210 


A 


09-11-1976 








AR 


205111 


A 


05-04-1976 



/ 



Form PCT/1SA/21 0 (patent family annex) (Juty 1992) 



THIS PAGE BLANK (uspto, 



VI 



INTERNATTONALER RECHERCZHENBERICHT 



lnteim ,ales Aktenzeichen 

PCT/EP 00/09744 



A. KLASSIFIZIERUNG DES ANMELDUNGSQEGENSTANDES 

IPK 7 C07C259/14 C07D213/54 C07D333/24 A01N37/52 A01N43/10 
A01N43/40 

Nach der Internationalen Pate ntktassifikat ion (IPK) oder nach der nationalen Klassifikation und der fPK 



B. RECHERCHIERTE GEBIETE 



Recherchierter Mrndestprufstoff (Klassifikationssystem und Klassifikaiionssymbole ) 

IPK 7 C07C C07D A01N 



Recherchierte aber nlcht zum Mindestprtifstoff gehdrende Verdffentlichungen, sowei! diese unter die recherchierten Gebiele fallen 



Wahrend der internationalen Recherche konsuilierte eiektronische Datenbank (Name der Oatenbank und evil, verwendete Suchbegriffe) 

PAJ, EPO-Internal , CHEM ABS Data 



C. ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN 



Kategorie* 


Bezeichnung der Veroffentlichung. sowed ertorderiich unter Angabe der in Betracht kommenden Teile 


Betr. Anspruch Nr. 


A 


PATENT ABSTRACTS OF JAPAN 
vol. 1998, no. 69, 
31. Juli 1998 (1998-07-31) 
& JP 10 095771 A (NIPPON SODA CO LTD), 
14. April 1998 (1998-04-14) 
In der Anmeldung erwahnt 
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Kategorie* Bezeichnung der Veroffentlichung, sowett erforderticrt unter Angabe der in Betracht kommenden Teile 



Betr. Anspruch Nr. 



BE 826 325 A (THE DOW CHEMICAL COMPANY) 
5. September 1975 (1975-09-05) 
Anspruch 1 

CHEMICAL ABSTRACTS, vol. 62, no. 10, 
10. Mai 1965 (1965-05-10) 
Columbus, Ohio, US; 
abstract no. 11732e, 

A. A. AROYAN ET AL. : "Synthesis of some 
amines amidoximes, and derivatives of 
guanidlne" 

Spalte 11732; 
XP002164076 
Zusammenfassung 

& IZV. AKAD. NAUK ARM. SSR, KHIM. NAUKI , 
Bd. 17, Nr. 5, 1964, Seiten 543-548, 

SEIGO SUZUE ET AL. : "Synthetic 
antimicrobials" 

CHEMICAL AND PHARMACEUTICAL BULLETIN., 
Bd. 21, 1973, Seiten 2146 -2160, 
XP000926253 

PHARMACEUTICAL SOCIETY OF JAPAN. TOKYO., 
JP 

ISSN: 0009-2363 

Selte 2159, letzter Absatz 

BOUALEM OUSSAID ET AL.: "Improved 
synthesis of oxadiazoles under microwave 
irradation" 

SYNTHETIC COMMUNICATIONS., 

Bd. 25, Nr. 10, 1995, Seiten 1451-1459, 

XP000926265 

MARCEL DEKKER, INC., BASEL., CH 
ISSN: 0039-7911 
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Angaben zu Veroffentlichungen. die zur selben Patentfamilie gehoren 



interna iles Aktenzetchen 

PCT/EP 00/09744 



!m Recherchenbericht 


Datum der 


Mitglied(er) der 


Datum der 


angefuhrtes Patentdokument 


Ver6ff ntiichung 
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Veroffentiichung 
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14-04-1998 



KEINE 





DE 


540409 


C 




KEINE 
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GB 


876079 
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30-08-1961 


KEINE 



BE 826325 
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05-09-1975 


CA 


1033299 A 


20-06-1978 








DE 


2510325 A 
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FR 
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GB 
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VERTRAG UBER DIE INTERNATIONALE ZUSAMMENARBEIT AUF DEM 

GEBIET DES PATENTWESENS 

PCT 

INTERNATIONALER VORLAUFIGER PRUFUNGSBERICHT 

(Artikel 36 und Regel 70 PCT) 



Aktenzeichen des Anm elders oder Anwalts 
M/41491-PCT 



WEITERES VORGEHEN 



siehe Mitteilung uber die Obersendung des internatlonalen 
vorlaufigen Prufungsberichts (Formblatt PCT/IPEA/416) 



Internationales Aktenzeichen 
PCT/EP00/09744 



Internationales Ar\me\6e6aXum(Tag/Monat/Jahr) 
05/10/2000 



Prioritatsdatum (Tag/Monat/Tag) 
06/10/1999 



Internationale Patentklasslfikation (IPK) oder nationale Klassifikation und IPK 
C07C259/14 >T . 



Anmelder 

BASF AKTIENGESELLSCHAFT 



1. Dieser Internationale vorlauf(ge Prufungsbericht wurde von der mit der internatlonalen vorlaufigen Prufung beauftragten 
Behorde erstellt und wird dem Anmelder gemaB Artikel 36 ubermittelt. 

2. Dieser BERICHT umfaGt insgesamt 4 Blatter einschlieGlich dieses Deckblatts. 

S AuBerdem liegen dem Bericht ANLAGEN bei; dabei handelt es sich um Blatter mit Beschreibungen, Anspruchen 
und/oder Zeichnungen,, die geandert wurden und diesem Bericht zugrunde Hegen, und/oder Blatter mit vor dieser 
Behorde vorgenommenen Berichtigungen (siehe Regel 70.16 und Abschnitt 607 der Verwaltungsrichtlinien zum PCT) 

Diese Anlagen umfassen insgesamt 2 Blatter. 



3. Dieser Bericht enthalt Angaben zu folgenden Punkten: 

I S Grundlage des Berichts 

II □ Prioritat 

III □ Keine Erstellung eines Gutachtens uber Neuheit, erfinderische Tatigkeit und gewerbliche Anwendbarkeit 

IV □ Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung 

V H Begrundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 

gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

VI □ Bestimmte angefiihrte Unterlagen 

VII □ Bestimmte Mangel der internationalen Anmeldung 

VIII □ Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeldung 



Datum der Einreichung des Antrags 



04/05/2001 



Datum der Fertigstellung dieses Berichts 
11.12.2001 



Name und Postanschrift der mit der internationalen vorlaufigen 
Prufung beauftragten Behorde: v 

Europaisches Patentamt - Gitschiner Str. 103 

D-1 0958 Berlin 

Tel. +49 30 25901 - 0 

Fax: +49 30 25901 - 840 



Bevolimachtigter Bediensteter 
Rufet, J 

Tel. Nr. +49 30 25901 332 



Formblatt PCT/IPEA/409 (Deckbiatt) (Januar 1994) 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER 
PRUFUNGSBERICHT 



Internationales Aktenzeichen PCT/EP00/09744 



I. Grundlage des Berichts 

1 . Hinsichtlich der Bestandteile der internationalen Anmeldung (Ersatzblatter, die dem Anmeldeamt auf eine 
Aufforderung nach Artikel 14 hin vorgelegt wurden, gelten im Rahmen dieses Berichts als "ursprunglich 
eingereicht" und sind ihm nicht beigefugt, weii sie keine Anderungen enthalten (Regeln 70. 16 und 70. 17)): 
Beschreibung, Seiten: 

1-27 ursprungliche Fassung 

Patentanspruche, Nr.: 

1-9 ursprungliche Fassung 

10-16 eingegangen am 



12/1 1/2001 mit Schreiben vom 09/1 1/2001 



2. Hinsichtlich der Sprache: Alle vorstehend genannten Bestandteile standen der Behorde in der Sprache, in der 
die internationale Anmeldung eingereicht worden ist, zur Verfugung oder wurden in dieser eingereicht, sofern 
unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 

Die Bestandteile standen der Behorde in der Sprache: zur Verfugung bzw. wurden in dieser Sprache 
eingereicht; dabei handelt es sich um 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen Recherche eingereicht worden ist (nach 
Regel 23.1(b)). 

□ die Veroffentlichungssprache der internationalen Anmeldung (nach Regel 48.3(b)). 

□ die Sprache der Ubersetzung, die fur die Zwecke der internationalen vorlaufigen Prufung eingereicht worden 
ist (nach Regel 55.2 und/oder 55.3). 

3. Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucleotid- und/oder Aminosauresequenz ist die 
internationale vorlaufige Prufung auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das: 

□ in der internationalen Anmeldung in schriftlicher Form enthalten ist. 

□ zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 

□ bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

□ Die Erklarung, daB das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den 
Offenbarungsgehalt der internationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

□ Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfassten Informationen dem schriftlichen 
Sequenzprotokoll entsprechen, wurde vorgelegt. 

4. Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung, Seiten: 

□ Anspruche, Nr.: 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER 
PRUFUNGSBERICHT 



Internationales Aktenzeichen PCT/EPOO/09744 



□ Zeichnungen, 



Blatt: 



5. □ Dieser Bericht 1st ohne Berucksichtigung (von einigen) der Anderungen erstellt worden, da diese aus den 
angegebenen Grunden nach Auffassung der Behorde uber den Offenbarungsgehalt in der ursprunglich 
eingereichten Fassung hinausgehen (Regel 70.2(c)). 

(Auf Ersatzbfatter, die solche Anderungen enthalten, ist unter Punkt 1 hinzuweisen;sie sind diesem Bericht 
beizufugen). 



6. Etwaige zusatzliche Bemerkungen: 



V. Begrundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatigkeit und der 
gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 



1. Feststellung 
Neuheit (N) 

Erfinderische Tatigkeit (ET) 
Gewerbliche Anwendbarkeit (GA) 



Ja: Anspruche 1-16 
Nein: Anspruche 

Ja: Anspruche 1-16 
Nein: Anspruche 

Ja: Anspruche 1-16 
Nein: Anspruche 



2. Unterlagen und Erklarungen 
siehe Beiblatt 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER Internationales Aktenzeichen PCT/E POO/09744 
PRUFUNGSBERICHT - BEIBLATT 



Zu Punkt V 

Begrundete Feststellung nach Artikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der 
erfinderischen Tatigkeit und der gewerblichen Anwendbarkeit; Unterlagen und 
Erklarungen zur Stutzung dieser Feststellung 

Es wird auf das folgende Dokument verwiesen: D1 : JP-A-1 0095771 

1. Neuheit 

Dokument D1 offenbart Pyridylamidoxim-Derivate, die als Fungizide Verwendung 

finden. Der Anmeldungsgegenstand betrifft Benzylamidoxim-Derivate. 

Der Gegenstand der Anspruche 1-16 kann daher als neu angesehen werden. 

2. erfinderische Tatigkeit 

2.1 Der Anmeldung ist folgende, der Erfindung zugrunde liegende Aufgabe zu 
entnehmen (siehe Beschreibung Seite 1, Zeilen 15-18): Es sollen Verbindungen mit 
verbesserten fungiziden Eigenschaften bereitgestellt werden. 

2.2 Fur den Gegenstand gemaB Anspruch 1 ist D1 als nachster Stand der Technik zu 
betrachten, da dieses Dokument ahnliche Amidoximderivate als Fungizide offenbart. 
Die Anmeldungsunterlagen enthalten keine ausreichenden Angaben 
(Vergleichsversuche), aufgrund deren glaubhaft sein kann, daB die gemaB Abschnitt 
2.1 bestehende Aufgabe mit den beanspruchten Verbindungen gemaB Anspruch 1 
tatsachlich gelost wird. 

2. 3 Die Beispiele 4 und 5 zeigen, daB mit den beanspruchten Verbindungen die 
technische Aufgabe gelost worden ist, weitere Fungizide bereitzustellen. 
Die anmeldungsgemaBen Verbindungen unterscheiden sich von den Verbindungen 
von D1 durch den Rest Y-R p3 und -CH 2 -Cyclopropyl (entspricht den Rest R der Formel I 
von D1). Aus D1 ist es bekannt, daB strukturell sehr ahnliche Verbindungen die gemaB 
Abschnitt 2.3 bestehende Aufgabe losen. In Hinblick auf D1 hatte der Fachmann eine 
Reihe von unterschiedlichen strukturellen Anderungen in Betracht gezogen, wenn er 
weitere Fungizide bereitstellen wollte. Weil es dem Fachmann nicht aus einem 
Dokument bekannt ist, daB die Reste A-Y(R p3 )- und A (wie z.B. Phenyl und Benzyl) 
alternative Substituenten in strukturell ahnlichen Fungiziden darstellen, kann eine 
sollche Anderung eine erfinderische Tatigkeit fur die beanspruchten Verbindungen 
begrunden. 
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10. (ftmldoxiteetider Formel III 



lU/089148 

JC13Rec'dPCT/PT0 2 7 MAR 200£ POO ° 9 ' 

PCT/EP00/09744 
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wobei Rn 1 und R p 3 die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen 
haben, lusc M^sUUum^ s/oi\ fy^MoxiM-3)x+iv*,k*\ cU>r T&mjtJll. 

11. Amidoxim-Derivate der Formel IV 



20 



25 




IV 



30 



wobei Rn 1 und R p 3 die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen 
haben . 



tfi-i — TTr » nonfiling *"^n "^r^i-n^'ingrn rtrr rm m i 1 ITT g c m oL Q fmopruGh 10 
3 5 ■■ our Hero-tollung von- B ongaiRidoxM\ - De r ivat.a dcg roriflnl iy 

>3*. Verwendung von Verbindungen der Formel IV gemaJ3 Anspruch 11 
zur Herstellung von Benzamidoxim-Derivate der Formel I. 

A3 

40 Verwendung der Benzamidoxim-Derivate der Formel I gemaJ3 den 

Anspriichen 1-9 zur Bekampf ung von Schadpilzen. 

AH 

>3\ Verfahren zur Herstellung der Benzamidoxim-Derivate der For- 
mel I gemaB einem der Anspruche 1-9, dadurch gekennzeichnet , 

AC daB man Benzonitrile der Formel II 

45 
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II 



mit Hydroxylamin oder dessen Salzen in waOriger Losung, 
vorzugsweise bei einem pH-Wert von grofler 8 zu Ben2amidoximen 
der Formel III 



in 

NH, 



15 _ N 

I 



OH 

umsetzt, diese anschlieflend mit einem Cyclopropylmethylhalo- 
genid zu Benzamidoximen der Formel IV 



20 o ! 



B P 3 



v_y y-NH 2 iv 



25 



N 

I 

.O 



30 



35 



40 



45 



alkyliert und anschlieBend mit einem entsprechenden Saure- 
halogenid in Benzamidoxim-Derivate der Formel I iiberfiihrt. 

AS 

Agrochemische Zusaromensetzung enthaltend eine fungizid wirk- 
same Menge mindestens eines Benzamidoxim-Derivats der Formel 
I nach den Anspriichen 1-9, sowie gegebenenf alls landwirt- 
schaftlich einsetzbare Rilfs- oder Zusatzstof f e. 

Ah 

Verfahren zur Bekampfung von Schadpilzen, dadurch gekenn- 
zeichnet, daJ3 man die Schadpilze, deren Lebensraum oder die 
von ihnen f reizuhaltenden Pflanzen, Flachen, Materialien oder 
Raume mit einer fungizid wirksamen Menge einer Verbindung der 
allgemeinen Formel I oder einem ein Benzamidoxira-Derivat der 
Formel I enthaltenden fungiziden Mittel gema/3 Anspruch 16 be- 
handelt . 
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p is 0-2. 
10. The use of amidoximes of the formula III 



10 




III 



where Rn 1 and R p 3 are as defined in claim 1, for preparing 
amidoxime derivatives of the formula I. 

11. An amidoxime derivative of the formula IV 



20 



IV 



25 




30 

where Rn 1 and R p 3 are as defined in claim 1. 

12. The use of compounds of the formula IV as claimed in claim 11 
for preparing benzamidoxime derivatives of the formula I. 

35 

13. The use of the benzamidoxime derivatives of the formula I as 
claimed in claims 1-9 for controlling harmful fungi. 

14. A process for preparing the benzamidoxime derivatives of the 
40 formula I as claimed in any of claims 1-9, which comprises 

reacting benzonitriles of the formula II 



45 / \ J p II 
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with hydroxylamine or salts thereof in aqueous solution , 
preferably at a pH greater than 8, to give benzamidoximes of 
the formula III 




in 



15 



20 



25 



which are then alkylated using a cyclopropylmethyl halide to 
give benzamidoximes of the formula IV 




IV 



which are subsequently converted, using an appropriate acyl 
halide, into benzamidoxime derivatives of the formula I. 



15. An agrochemical composition, comprising a fungicidally 
30 effective amount of at least one benzamidoxime derivative of 

the formula I as claimed in claims 1-9 and, if appropriate, 
agriculturally utilizable auxiliaries or additives. 



16. A method for controlling harmful fungi, which comprises 
35 treating the harmful fungi, their habitat or the plants, 

areas, materials or spaces to be kept free from them with a 
fungicidally effective amount of a compound of the formula I 
or a fungicidal composition comprising a benzamidoxime 
derivative of the formula I as claimed in claim 16. 



45 
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pTeli'ri 



Applicant's or agent's file reference 
M/4 1491 -PCT 



™ . SeeNotificationofTransmittalo. 
FOR FURTHER ACTION Examination Report (Form PC 



ational 
A/416) 



lminarv 



International application No. 

PCT/EP00/09744 



International filing date (day/montfi/year) 

05 October 2000 (05.10.00) 



Priority date (day/month/year) 

06 October 1999 (06.10.99) 



International Patent Classification (IPC) or national classification and IPC 
C07C 259/14 



Applicant 



BASF AKTIENGESELLSCHAFT 



This international preliminary examination report has been prepared by this International Preliminary Examining Authority 
and is transmitted to the applicant according to Article 36. 



2. This REPORT consists of a total of 



. sheets, including this cover sheet. 



^ This report is also accompanied by ANNEXES, i.e., sheets of the description, claims and/or drawings which have been 



amended and are the basis for this report and/or sheets containing rectifications made before this Authority (see Rule 
70. 1 6 and Section 607 of the Administrative Instructions under the PCT). 



These annexes consist of a total of _ 



sheets. 



3. This report contains indications relating to the following items: 
Basis of the report 
Priority 

Non-establishment of opinion with regard to novelty, inventive step and industrial applicability 
Lack of unity of invention 

Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicability; 
citations and explanations supporting such statement 

Certain documents cited 

Certain defects in the international application 

Certain observations on the international application 



I 


I2SI 


II 


□ 


III 


□ 


IV 


□ 


V 


12 


VI 


□ 


VII 


□ 


VIII 


□ 



Date of submission of the demand 

04 May 2001 (04.05.01) 


Date of completion of this report 

11 December 2001 (11.12.2001) 


Name and mailing address of the IPEA/EP 
Facsimile No. 


Authorized officer 
Telephone No. 



Form PCT/IPEA/409 (cover sheet) (July 1998) 
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INTERNATIONAL PRELIMINARY EXAMINATION REPORT 



International application No. 

PCT/EP00/09744 



I. Basis of the report 



1 . With regard to the elements of the international application:* 
| H the international application as originally filed 

[X] the description: 

pages 1-27 

pages 

pages 



. as originally filed 



filed with the demand 



, filed with the letter of 



the claims: 

pages 

pages 

pages 

pages 



1-9 



, as originally filed 

, as amended (together with any statement under Article 19 

, filed with the demand 



10-16 



filed with the letter of 09 November 2001 (09.11.2001) 



| | the drawings: 

pages 

pages 

pages 



, as originally filed 



, filed with the demand 



filed with the letter of 



1 | the sequence listing part of the description: 

pages 

pages 

pages 



, as originally filed 



, filed with the demand 



filed with the letter of 



2. With regard to the language, all the elements marked above were available or furnished to this Authority in the language in which 
the international application was filed, unless otherwise indicated under this item. 

These elements were available or furnished to this Authority in the following language which is: 

I | the language of a translation furnished for the purposes of international search (under Rule 23. 1(b)). 
I 1 the language of publication of the international application (under Rule 48.3(b)). 

I I the language of the translation furnished for the purposes of international preliminary examination (under Rule 55.2 and/ 

or 55.3). 

3. With regard to any nucleotide and/or amino acid sequence disclosed in the international application, the international 
preliminary examination was carried out on the basis of the sequence listing: 

□ 

contained in the international application in written form. 
1 1 filed together with the international application in computer readable form. 

□ 

furnished subsequently to this Authority in written form. 

□ 

furnished subsequently to this Authority in computer readable form. 

□ 

The statement that the subsequently furnished written sequence listing does not go beyond the disclosure in the 
international application as filed has been furnished. 

I I The statement that the information recorded in computer readable form is identical to the written sequence listing has 
been furnished. 



The amendments have resulted in the cancellation of: 
the description, pages 

I 1 the claims, Nos. 

the drawings, sheets/fig 



^ I I This report has been established as if (some of) the amendments had not been made, since they have been considered to go 
1 — ' beyond the disclosure as filed, as indicated in the Supplemental Box (Rule 70.2(c)).** 

* Replacement sheets which have been furnished to the receiving Office in response to an invitation under Article 14 are referred to 
in this report as "originally filed*' and are- not annexed to this report since they do not contain amendments (Rule 70.16 
and 70. J 7). 

** Any replacement sheet containing such amendments must be referred to under item J and annexed to this report. 
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International application No. 
PCT/EP 00/09744 



V. Reasoned statement under Article 35(2) with regard to novelty, inventive step or industrial applicability; 
citations and explanations supporting such statement 



Statement 
Novelty (N) 

Inventive step (IS) 
Industrial applicability (IA) 



Claims 
Claims 

Claims 
Claims 

Claims 
Claims 



1-16 



1-16 



1-16 



YES 
NO 
YES 
NO 

YES 
NO 



Citations and explanations 

Reference is made to the following document: 
Dl: JP-A-10 095 771. 
1 . Novelty 

Document Dl discloses pyridyl amidoxime derivatives 
used as fungicides. The subject matter of the 
application relates to benzyl amidoxime derivatives. 
The subject matter of Claims 1-16 can therefore be 
considered novel. 



2 . Inventive step 

2.1 According to the application, the invention 
addresses the following problem (see the 
description, page 1, lines 15-18): the preparation 
of compounds with improved fungicidal properties. 



2.2 Dl is considered the prior art closest to the 
subject matter of Claim 1, since that document 
discloses similar amidoxime derivatives as 
fungicides. The application does not contain 
sufficient information (comparative tests) to show 

Form PCT/IPEA/409 (Box V) (January 1994) 
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that the problem of interest as per section 2.1 is 
actually solved by the compounds claimed as per 
Claim 1. 

2.3 Examples 4 and 5 show that the claimed compounds 
solve the problem of developing additional 
fungicides . 

The claimed compounds differ from the compounds as 
per Dl by the radical Y-R p3 and -CH 2 -cyclopropyl 
(corresponds to the radical R in Formula I of Dl) . 
It is known from Dl that structurally very similar 
compounds solve the problem specified in section 
2.3. In view of Dl, a person skilled in the art 
would have taken into consideration a number of 
different structural changes if he wanted to develop 
additional fungicides. Since a person skilled in 
the art is not aware from any document that the 
radicals A-Y(R p3 )- and A (such as phenyl and benzyl) 
represent alternative substituents in structurally 
similar fungicides, such a change can establish an 
inventive step for the claimed compounds. 
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VERTRAG UB^l DIE INTERNATIONALE ZUSAM^NARBEIT 
AUF DEM GEBIET DES PATENTWESENS 

PCT 

INTERNATIONALER RECHERCHENBERICHT 

(Artikel 18 sowie Regeln 43 und 44 PCT) 



Aktenzeichen des Anmelders Oder Anwalts 

M/41491-PCT 


WEITERES siene Mitteilung iiber die Ubermittlung des internationalen 

Recherchenberichts (Formblatt PCT/ISA/220) sowie, soweit 
VORGEHEN zutreffend, nachstehender Punkt 5 


Internationales Aktenzeichen 

PCT/EP 00/09744 


Internationales Anmeldedatum 
(Tag/Monat/Jahr) 

05/10/2000 


(Friihestes) Prioritatsdatum (Tag/Monat/Jahr) 

06/10/1999 


Anmelder 

BASF AKTIENGESELLSCHAFT 



Dieser internationale Recherchenbericht wurde von der Internationalen Recherchenbeh6rde erstellt und wird dem Anmelder gemaB 
Artikel 18 ubermittelt. Eine Kopie wird dem Internationalen Buro ubermittelt. 

Dieser internationale Recherchenbericht umfaGt insgesamt _4 Blatter. 

j J Daruber hinaus liegt ihm jeweils eine Kopie der in diesem Bericht genannten Unterlagen zum Stand der Technik bei. 



1 . Grundlage des Berichts 

a. Hinsichtlich der Sprache ist die internationale Recherche auf der Grundlage der internationalen Anmeldung in der Sprache 
durchgefuhrt worden, in der sie eingereicht wurde, sofern unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist. 



□ 



2. 
3. 



Die internationale Recherche ist auf der Grundlage einer bei der Behorde eingereichten Ubersetzung der internationalen 
Anmeldung (Regel 23.1 b)) durchgefuhrt worden. 

Hinsichtlich der in der internationalen Anmeldung offenbarten Nucleotide und/oder Aminosauresequenz ist die internationale 
Recherche auf der Grundlage des Sequenzprotokolls durchgefuhrt worden, das 

] | in der internationalen Anmeldung in Schriflicher Form enthalten ist. 

zusammen mit der internationalen Anmeldung in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 
bei der Behorde nachtraglich in schriftlicher Form eingereicht worden ist. 
bei der Behorde nachtraglich in computerlesbarer Form eingereicht worden ist. 

Die Erklarung, da!3 das nachtraglich eingereichte schriftliche Sequenzprotokoll nicht uber den Offenbarungsgehalt der 
internationalen Anmeldung im Anmeldezeitpunkt hinausgeht, wurde vorgelegt. 

Die Erklarung, daB die in computerlesbarer Form erfafMen Informationen dem schriftlichen Sequenzprotokoll entsprechen, 
wurde vorgelegt. 

Bestimmte Anspruche haben sich als nicht recherchierbar erwiesen (siehe Feld I). 
Mangelnde Einheitlichkeit der Erfindung (siehe Feld II). 



□ 
□ 
□ 
□ 

□ 

□ 
□ 



Hinsichtlich der Bezeichnung der Erfindung 

| | wird der vom Anmelder eingereichte Wortlaut genehmigt. 

fX] wurde der Wortlaut von der Behorde wie folgt festgesetzt: 
BENZYLAMIDOXIM-DERIVATE, ZWISCHENPRODUKTE UND VERFAHREN ZU DEREN HERSTELLUNG 
UND DEREN VERWENDUNG ALS FUNGI Z IDE 

Hinsichtlich der Zusammenfassung 

| | wird der vom Anmelder eingereichte Wortlaut genehmigt. 

wurde der Wortlaut nach Regel 38.2b) in der in Feld III angegebenen Fassung von der Behorde festgesetzt. Der 
[X] Anmelder kann der Behorde innerhalb eines Monats nach dem Datum der Absendung dieses internationalen 

Recherchenberichts eine Stellungnahme vorlegen. 

Folgende Abbildung der Zeichnungen ist mit der Zusammenfassung zu veroffentlichen: Abb. Nr. 

| | wie vom Anmelder vorgeschlagen 

| | weil der Anmelder selbst keine Abbildung vorgeschlagen hat. 
| | weil diese Abbildung die Erfindung besser kennzeichnet. 



□ 



keine der Abb. 
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Internationales Aktenzeichen 

PCT/EP 00/09744 



Feld 111 



WORTLAUt DER ZUSAMMENFASSUNG (F rtsetzung von Punkt 5 auf Blatt 1) 



Die vorliegende 'Anmeldung betrif f Benzylamidoxim-Derivate fr 
der Formel X als Fungizide. 




wobei • 

A ein Aryl Oder Hetarylrest ; 

Y eine geradkettige oder verzweigte Ci-C 4 -Alkylengruppe, wobei 
ein Kohlenstof f atom durch ein Sauerstoff-, Stickstof f- oder 
Schwefelatom oder durch eine Cyclopropylgruppe ersetzt sein 
kann; 

Rn 1 ein bis fiinf gleiche oder verschiedene Reste aus der Gruppe: 
Wasserstoff, Halogen, Cx-Ce-Alkyl, Ci-C 6 -Alkoxy, 
Ci-C 4 -Halogenalkyl, C!-C 4 -Halogenalkoxy , Ci-C 4 -Alkylthio, 
Ci-C 4 -Alkoxyalkoxy ; 

R 2 ggf. substituiertes Phenyl-Cj-Cs-alkyl, Thienyl-Ci-C 4 -Alkyl, 
oder Pyrazolyl-C 1 -C 4 «Alkyl / 

Rp 3 ein bis fiinf gleiche oder verschiedene Reste aus der Gruppe: 
Wasserstoff, Halogen, C^-Cs-Alkyl, Ci-C 6 -Alkoxy , 
Ci-C 4 -Halogenalkyl / Ci-C 4 -Halogenalkoxy , Ci-C 4 -Alkylthio, 
Ci-C 4 -Alkoxyalkoxy , Ci-C 6 -Alkylcarbonyl ; 



n 0-5; 



je nach Anzahl der freien Valenzen 0-4. 
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INTERNATIONALER F^HERCHENBERICHT 



Intern^enales Aktenzeichen 

PCT/EP 00/09744 



A. KLASSIFIZIERUNG DES ANMELDUNGSGEGENSTANDES 

IPK 7 C07C259/14 C07D213/54 C07D333/24 A01N37/52 A01N43/10 
A01N43/40 

Nach der Internal ion a len Patentklassifikation (IPK) Oder nach der nationalen Klassifikation und der IPK 

B. RECHERCHIERTE GEBIETE 

Recherchierter Mindestpriifstoff (Klassifikationssystem und Klassifikationssymbole ) 

IPK 7 C07C C07D A01N 



Recherchierte aber nicht zum Mindestprufstoff gehorende Veroffentlichungen, soweit diese unter die recherchierten Gebiete fallen 



Wahrend der internationalen Recherche konsultierte elektronische Oatenbank (Name der Datenbank und evtl. verwendete Suchbegriffe) 

PAJ, EPO-Internal , CHEM ABS Data 



C. ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN 



Kategorie 0 Bezeichnung der Veroffentlichung, soweit erforderlich unter Angabe der in Betracht kommenden Teile 



Betr. Anspruch Nr. 



PATENT ABSTRACTS OF JAPAN 
vol . 1998, no. 69, 
31. Jul i 1998 (1998-07-31) 
& JP 10 095771 A (NIPPON SODA CO LTD), 
14. April 1998 (1998-04-14) 
in der Anmeldung erwahnt 
Zusammenfassung 
-& JP 10 095771 A 
14. April 1998 (1998-04-14) 

DE 540 409 C (KNOLL A.-G. ) 
17. Dezember 1931 (1931-12-17) 
Bei spiel 1 

GB 876 079 A (A. WASSERMANN S.P.A.) 
30. August 1961 (1961-08-30) 
das ganze Dokument 

-/-- 



1-17 



10 



10 



rj 



Weitere Veroffentlichungen sind der Fortsetzung von Feld C zu 
entnehmen 



El 



Siehe Anhang Patentfamilie 



° Besondere Kategorien von angegebenen Veroffentlichungen 

•A* Veroffentlichung, die den allgemeinen Stand derTechnikdefiniert, 
aber nicht als besonders bedeutsam anzusehen ist 

"E" arteres Dokument, das jedoch erst am Oder nach dem internationalen 
Anmeldedatum veroffentlicht worden ist 

Veroffentlichung, die geeignet ist, einen Prioritatsanspruch zweifelhaft er- 
scheinen zu lassen, Oder durch die das Veroffentlichungsdatum einer 
anderen im Recherchenbericht genannten Veroffentlichung belegt werden 
soli Oder die aus einem anderen besonderen Grund angegeben ist (wie 
ausgefuhrt) 

"O" Veroffentlichung, die sich auf eine mundliche Offenbarung, 

eine Benutzung, eine Ausstellung oder andere MaBnahmen bezieht 
"P" Veroffentlichung, die vor dem internationalen Anmeldedatum, aber nach 
dem beanspruchten Prioritatsdatum verdffentlicht worden ist 



•T" Spatere Veroffentlichung, die nach dem internationalen Anmeldedatum 
oder dem Prioritatsdatum veroffentlicht worden ist und mit der 
Anmeldung nicht kotlidiert, sondern nur zum Verstandnis des der 
Erfindung zugrundeliegenden Prinzips oder der ihr zugrundeliegenden 
Theorie angegeben ist 

'X' Veroffentlichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erfindung 
kann allein auf grund dieser Veroffentlichung nicht als neu oder auf 
erfinderischer Tatigkeit beruhend betrachtet werden 

'Y' Veroffentlichung von besonderer Bedeutung; die beanspruchte Erfindung 
kann nicht als auf erfinderischer Tatigkeit beruhend betrachtet 
werden, wenn die Veroffentlichung mit einer oder mehreren anderen 
Veroffentlichungen dieser Kategorie in Verbindung gebracht wird und 
diese Verbindung fur einen Fachmann naheliegend ist 

•&• Veroffentlichung, die Mitglied derselben Patentfamilie ist 



Datum des Abschlusses der internationalen Recherche 

3. April 2001 


Absendedatum des internationalen Recherchenberichts 

18/04/2001 


Name und Postanschrift der Internationalen Recherchenbehorde 

Europaisches Patentamt, P.B. 5818 Patentlaan 2 
NL - 2280 HV Rijswijk 
Tel. (+31-70) 340-2040, Tx. 31 651 epo nl, 
Fax: (+31-70) 340-3016 


Bevollmachtigter Bediensteter 

Rufet, J 
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INTERN ATIONALER F^HERCHENBERICHT 



nales Aktenzeichen 



PCT/EP 00/09744 



C.(Fortsetzung) ALS WESENTLICH ANGESEHENE UNTERLAGEN 



Kategorie 0 Bezeichnung der Veroffentlichung, soweit erforderiich unter Angabe der in Betracht kommenden Teile 



Betr. Anspruch Nr. 



BE 826 325 A (THE DOW CHEMICAL COMPANY) 
5. September 1975 (1975-09-05) 
Anspruch 1 

CHEMICAL ABSTRACTS, vol. 62, no. 10, 
10. Mai 1965 (1965-05-10) 
Columbus, Ohio, US; 
abstract no. 11732e, 

A. A. AROYAN ET AL. : "Synthesis of some 
amines amidoximes, and derivatives of 
guanidine" 

Spalte 11732; 
XP002164076 
Zusammenf assung 

& IZV. AKAD. NAUK ARM. SSR, KHIM. NAUKI, 
Bd. 17, Nr. 5, 1964, Seiten 543-548, 

SEIGO SUZUE ET AL.: "Synthetic 
antimicrobi al s" 

CHEMICAL AND PHARMACEUTICAL BULLETIN., 
Bd. 21, 1973, Seiten 2146 -2160, 
XP000926253 

PHARMACEUTICAL SOCIETY OF JAPAN. TOKYO., 
JP 

ISSN: 0009-2363 

Seite 2159, letzter Absatz 

BOUALEM 0USSAID ET AL.: "Improved 
synthesis of oxadlazoles under microwave 
irradation" 

SYNTHETIC COMMUNICATIONS., 

Bd. 25, Nr. 10, 1995, Seiten 1451-1459, 

XP000926265 

MARCEL DEKKER, INC., BASEL., CH 
ISSN: 0039-7911 
Tabelle 1 
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Information on patent family members 



InternfTTonal Application No 

PCT/EP 00/09744 



Patent document 




Publication 


Patent family 


Publication 


ciicu in searcn report 




date 


member(s) 


date 


JP 10095771 


A 


14-04-1998 


NONE 




DE 540409 


C 




NONE 




GB 876079 


A 


30-08-1961 


NONE 





BE 826325 


A 


05-09-1975 


CA 


1033299 


A 


20-06-1978 








DE 


2510325 


A 


30-09-1976 








FR 


2302729 


A 


01-10-1976 








GB 


1491151 


A 


09-11-1977 








JP 


51108035 


A 


25-09-1976 








US 


3991210 
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09-11-1976 








AR 


205111 


A 


05-04-1976 
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